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Beschreibung 

Die vorliegende Erfindung betrifft neue 
N(2~Nltrophenyl)-2-amino-pyrimidin-Derivate der 
nachstehenden Forme! I. 

Die Erfindung betrifft ferner die Herstellung die- 
ser Substanzen sowie agrochemische Mitte!, die 
als Wirkstoff mindestens eine dieser Verbindun- 
gen enthalten. Die Erfindung betrifft ebenso die 
Herstellung der genannten Mittel sowie die Ver- 
wendung der Wirkstoffe oder der Mittel zur Be- 
kampfung von sch&dlichen Mikroorganismen, vor- 
zugsweise pflanzenschSdigenden Pilzen und Bak- 
terien. 

Bei den erfindungsgemassen Verbindungen 
handelt es sich urn solche der allgemeinen Forme! 
I: 




worm 

R, und R 2 fur Wasserstoff, N0 2 oder CF 3 stehen, 
mit der Massgabe, dass nur R, oder R 2 fur N0 2 
stehen kann; 

R 3 Halogen bedeutet; 

R 4 fur Wasserstoff oder die Gruppe -C(0)R' 
steht, wobei R' unsubstituiertes oder durch Halo- 
gen, Cr-Ca-Alkoxy oder C^-Alkylthio substitu- 
iertes C^-C^AIkyl bedeutet; 

R 5f Re und R 7 unabhangig voneinander fur 
Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, Rhodano, 
CrC 12 -Alkyl, C 3 -C 8 -Cycloalkyl, C,-C B -Alkylthio, 
C^e-Alkylsulfonyl, C^-Ce-Alkylsulfoxyl, 
C 3 -C e -Alkenyl, C 3 -C B -Haloalkenyl, C 3 -C B -Alklnyl, 
C 3 -C B -Haloalkinyl, C 3 -C B -Alkenyloxy, 
C 3 -C 6 -Haloalkenyloxy, Cj-Cg-Alkenylthio, 
C3-C 6 -Alkinyioxy, C 3 -C 6 -Haloalkinyloxy, 
durch Halogen, Cyano und/oder C^-C^AIkoxy sub- 
stituiertes Ct-Cs-Alkyl, unsubstituiertes oder 
durch Halogen substituiertes Ct-C e -Alkoxy, des- 
sen Alkylteil gegebenenfalls durch ein oder meh- 
rere einzelne Sauerstoffatome unterbrochen ist 
oder fur die Gruppe Q-(E) n -(X) m - stehen, wobei n 
fur 0 oder 1 steht, m fur 0 oder 1 steht, Q fur ein 
unsubstituiertes oder durch Halogen, Nitro, Cf-G z - 
Alkyl, CF 3 und/oder C^-CVAIkoxy substituiertes 
Phenyl oder einen gesattigten oder ungesattigten 
heterocyclischen Rest mlt ein em oder mehreren 
Heteroatomen steht, E eine C^-CVAIkylenbrucke 
bedeutet und X f Or Sauerstoff Oder Schwefel steht. 

Unter dem Begriff Alkyl seibst oder als Bestand- 
tell eines anderen Substituenten, wie Alkoxy, Ha- 
loalkyl, Haloalkoxy etc., sind je nach Zahl der 
angegebenen Kohienstoffatome beispielsweise 
die folgenden geradkettigen Oder verzweigten 
Gruppen zu verstehen: Methyl, Ethyl, Propyl, Bu- 
tyl, Pentyl, Hexyl, Heptyl, Octyl, Nonyl, Decyl, Un- 
decyl, Dodecyl usw. sowie ihre Isomeren, wie z.B. 
Isopropyl, Isobutyl, tert.-Butyl, Isopentyl usw. Die 
Vorsilbe Halo in der Bezeichnung eines Substi- 



tuenten bedeutet hier und im folgenden, dass die- 
ser Substituent einfach bis perhalogeniert auftre- 
ten kann. Halogen und Halo stehen stellvertretend 
fur Fluor, Chlor, Brom oder Jod. Haioalkyl steht 

5 somit fur einen einfach bis perhalogenierten Al- 
kylrest, wie z.B. CHCI 2 , CH 2 F, CCI 3 CH 2 CI, CHF 2 , 
CH 2 CH 2 Br, C 2 CI 5 , CHBr, CHBrCI usw., vorzugswei- 
se fur CF 3 . Alkenyl steht z.B. fur Propenyl-(l), 
Allyl, Butenyl-(1), Butenyl-(2) oder Butenyi-(3) so- 

10 wie Ketten mit mehreren Doppelbindungen. Cy- 
cloalkyl steht je nach Zahl der genannten Kohien- 
stoffatome z.B. fur Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclo- 
pentyl, Cyclohexyl, Cycloheptyl, Cyclooctyl usw. 
Alkinyi bedeutet z.B. PropinyI-{2), Propargyl, Buti- 

ffi nyl-(1), Butinyl-(2) usw., vorzugsweise Propargyl. 
Unter einem gesattigten oder ungesattigten he- 
terocyclischen Rest mit einem oder mehreren He- 
teroatomen soil hier und im folgenden vorzugs- 
weise ein gesattigter oder unges&ttigter funf- oder 

20 sechsgliedriger Heterocyclus verstanden werden 
mit ein bis drel gleichen oder verschiedenen Hete- 
roatomen, wie z.B. Sauerstoff, Stickstoff oder 
Schwefel. Typische Vertreter derartiger Heterocy- 
clen sind: 

25 Tetrahydrofuran, Furan, Tetrahydrothiophen, 
Thiophen, Pyrrolidin, Pyrrol, Pyrrolin, 
Pyrazol, Imidazol, Pyrazolin, Oxazol, Thiazol, 
Isoxazol, Isothiazol, Pyran, Dihyd ropy ran, 
Tetrahydropyran, Thiopyran, Dlhydrothiopyran, 

30 Tetrahydrothiopyran, Pyridazln, 

Dihydropyridazin, Tetrahydropyridazln, 
Pyrimidin, Dlhydropyrimidin, 
Tetrahydropyrimidin, Pyrazin, Dihydropyrazin, 
Tetrahydropyrazin, Morpholln, Thiazin, 

35 Dihyd roth iazin, Tetrahydrothiazin, Piperazin 

und Triazin. C^a-Alkylen steht z.B. fur folgende 
Gruppen: -CH 2 - ( -CH 2 CH 2 -, -CH 2 CH 2 CH 2 -, 
-CH(CHJ-CH 2 -, -CH 2 CH(CH 3 }-, -CHfC^)-, 
-C(CH 3 ) 2 -. 

40 Verbindungen vom Phenylaminopyrimidin-Typ 
sind bereits verschiedentlich bekannt. So sind 
derartige Derivate beispielsweise beschrieben in 
der europaischen Patentanmeldung EP 013143 
als Herbizide, in der franzosischen Patentschrift 

45 FR-1 324 mit pharmakologischer, insbesondere 
antiphlogistischer Wirkung, und in J. Heterocyclic 
Chem. 10(2) 167-171 (1973) ohne Angabe biologi- 
scher Eigenschaften. 

50 Die Verbindungen der Formel I sind bei Raum- 
temperatur Die, Harze oder uberwiegend kristalll- 
ne Feststoffe, die sich durch sehr wertvolle biozi- 
de Eigenschaften auszeichnen. Sle lassen sich 
beispielsweise auf dem Agrarsektor oder ver- 
55 wandten Gebieten praventiv und kurativ zur Be- 
kampfung phytopathogener Schadlinge, wie z.B. 
Pilzen oder Bakterien, einsetzen. Die erfindungs- 
gemassen Wirkstoffe der Formel I zeichnen sich in 
weiten Anwendungskonzentrationen durch eine 
hohe biozide Aktivitat und grosse Wirkungsbreite 
aus und konnen problemlos insbesondere im 
Agrarbereich eingesetzt werden. 

Folgende Wirkstoffgruppen sind auf gr und Ihrer 
ausgepragten bioziden, insbesondere pflanzen- 
65 fungiziden Aktivitat bevorzugt: 
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Gruppe la: Verbindungen der Formel I, 

worin R„ R 2 , R 3 und die unter Formel I ange- 
gebenen Bedeutungen haben und R 5 , Rg und R 7 
unabhangig voneinander fOr Wasserstoff, Halo- 
gen, Nltro, Cyano, Ct-Ce-AlkyI, Cyclopentyl, Cy- 
clohexyl, Cj-Cg-Alkylthio, C t -C 3 -Alkylsulfonyl, 
Ct-Ca-Alkylsulfoxyl, Cj-C^AIkenyl, Propargyl, 
durch Halogen, Cyano und/oderC 1 -C 3 -Alkoxy sub- 
stituiertes C,-C 3 -Alkyl, C,-C 6 -Alkoxy, dessen AI- 
kyltell durch ein bis 2 einzelne Sauerstoffatome 
unterbrochen ist oder fur die Gruppe Q-(E) n -(X) m - 
stehen, worln n fur 0 oder 1 und m fur 0 oder 1 
stent, Q fur ein unsubstituiertes oder durch Halo- 
gen, Nitro, Methyl, CF 3 oder Methoxy substituier- 
tes Phenyl oder eine Pyrldyigruppe stent, E fur 
eine Methylenbrucke stent und X Sauerstoff oder 
Schwefel bedeutet. 

Gruppe lb: Verbindungen der Formel l T 

worin R„ R 2 und R 3 die unter Formel I angegebe- 
nen Bedeutungen haben, fur Wasserstoff steht 
und R 5> R 6 und R 7 unabhangig voneinander fur 
Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, C^Cg-Alkyl, 
Cyclopentyl, Cyclohexyl, C 1 -C 3 -Aikylthio l C^- 
Alkylsulfonyl, Cj-Cg-Alkylsulfoxyl, Cg-C^AIkenyl, 
Propargyl, durch Halogen, Cyano und/oder Cj-C 3 - 
Alkoxy substituiertes C^g-AIkyl, ^-Ce-Alkoxy, 
deren Alkylteil durch ein bis 2 einzelne Sauerstoff- 
atome unterbrochen ist oder fur die Gruppe 
Q-(E) n -(X) m - stehen, worin n fur 0 oder 1 und m fQr 
0 oder 1 steht, Q fur ein unsubstituiertes oder 
durch Halogen, Nitro, Methyl, CF 3 oder Methoxy 
substituiertes Phenyl oder eine Pyridylgruppe 
steht, E fur eine Methylenbrucke steht und X Sau- 
erstoff oder Schwefel bedeutet 

Gruppe Ic: Verbindungen der Formel I, 

worin R t fur N0 2 oder CF 3 steht; R 2 fiir N0 2 Oder 
CF 3 steht; mit der Massgabe, dass nur R, oder R 2 
N0 2 sein kann; R 3 Chior bedeutet; R 4 fur Wasser- 
stoff steht; R 6 Wasserstoff bedeutet und R 5 und R 7 
unabhangig voneinander fur Wasserstoff, Fluor, 
Chlor, Brom, C t -O a -Alkyl, C^-Cg-Haloalkyl, Cj-Cj- 
Alkoxy, ^-Cg-Haloalkoxy, unsubstituiertes oder 
durch Halogen substituiertes Phenoxy, OCH 2 - 
OCH 3 , OC 2 H 4 OCH 3 , OCH 2 OC 2 H 6 , OC 2 H 4 OC 2 H 5 , 
OC 2 H 4 OC 2 H 4 OC 2 H 5 oder -S-{2-Pyridyl) stehen. 

Gruppe Id: Verbindungen der Formel I, 

worin R t fur N0 2 oder CF 3 steht; R 2 fiir N0 2 oder 
CF a steht; mit der Massgabe, dass nur R 1 oder R 2 
N0 2 sein kann; R 3 Halogen bedeutet; R 4 fiir Was- 
serstoff oder die Gruppe -C(0)R' steht, wobei R' 
unsubstituiertes oder durch Halogen, C 1 -C 3 -Alk- 
oxy oder C,-C 3 -Alky1thio substituiertes C,-C 4 -A1kyl 
bedeutet; R 5 , R a und R 7 unabhangig voneinander 
fQr Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, Rhodano, 
CrCurAlkyl, Ca-C 8 -Cycloalkyl, C^e-Alkylthio, 
C^g-Alkylsulfonyl, Ci-Cg-Alkyisulfoxyl, C 3 -Cg- 
Alkenyl, C 3 -C 6 -Haloalkenyl, C 3 -C 6 -Alkinyl, C 3 -C 6 - 
Haloalkinyl, durch Halogen, Cyano und/oder 
Ci-C^AIkoxy substituiertes C^a-Alkyl, unsubsti- 
tuiertes oder durch Halogen substituiertes C*,-^- 
Alkoxy, dessen Alkylteil gegebenenfalls durch ein 
oder mehrere einzelne Sauerstoffatome unterbro- 



chen ist oder fQr die Gruppe Q-{E) n -(X) m stehen, 
wobei n fur 0 oder 1 steht, m fiir 0 oder 1 steht, Q 
fQr ein unsubstituiertes oder durch Halogen, Nitro, 
^-Gj-Alkyl, CF 3 und/oder C^-Alkoxy substitu- 

s iertes Phenyl oder einen gesattigten oder unge- 
sattlgten heterocyclischen Rest mit einem oder 
mehreren Heteroatomen steht, E eine Ct-C-j-Alky- 
lenbrucke bedeutet und X fur Sauerstoff oder 
Schwefel steht. 

10 Besonders bevorzugte Einzelsubstanzen sind 
z.B.: 

N-(3MShlor-2\6'-dinitro-4'-trifluormethyl- 
phenyl)-2-amino-4,6-dichlorpyrimidin 
(Verb. Nr. 1.1), 
is N-fS'-Chlor^'^'-dinitro^'-trifluormethylphe- 
nyl)-2-amino-4-chlor-6-trichlormethylpyrlmi- 
dln (1.11), 

N-(3'-Cnlor-^6'-dinitro^Mrifluormethylphe- 
nyl)-2-ami no-4,6-di methyl pyrimidin (1 .15), 
20 N-(3MShlor^6'-dinltro-4Mrifluormethylphe- 
nyl)-2-amino-4-trichlormethy!-6-(methoxy- 
ethoxy)pyrimidin (1.6), 
N-(3 / -Chlor-2',6 / -dinltro-4'-trifluormethyl- 
phenyl)-2-amino-4-methoxy-6-(2-pyrldylthio)- 
25 pyrimidin (1.2), 

N-fS'-Chlor^'.e'-dinit^'-trifluormethylphe- 
nyl)-2-amino-4-trlchlormethyl-6-(ethoxyeth- 
oxyethoxy)pyrimldin (1.4), 
N-(3'-Chlor-2',6'-dinltro-4'-trifluormethylphe- 
30 nyI)-2-amino-4-methoxy-6-(4"-chlorphenoxy)- 
pyrimidin (1.8). 

Die Verbindungen der Formel I werden erfin- 
dungsgemass dadurch hergestellt, dass man eine 
Verblndung der Formel II 

35 
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in Gegenwart einer Base mit einem Pyrirnidin- 
Derivat der Formel III 

(IH) 




zu einer Verbindung der Formel I' 




umsetzt, und letztere zur Herstellung N-acylierter 
Derivate mit einem reaktionsfahigen Derivat der 
eo Carbonsaure IV 



R 4 COOH 



(IV) 
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N-acyliert, wobei die Substituenten R 1 bis R 7 die 
unter Formel I angegebenen Bedeutungen haben 
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und Z und Y fur NH 2 Oder Halogen stehen, wobei 
in dem Fall, in dem Z fur Halogen stent Y NH 2 
bedeutet und in dem Fall in dem Z fur NH 2 stent, Y 
Halogen bedeutet. 

Fur die Herstellung der Verbindungen der For- 
mel I bzw. V sind folgende Reaktionsbedingungen 
vorteilhaft: 

Die N-Alkylierung von (II) mit (III) zu (!'), sowie 
die N-Acylierung von (0 mlt (IV) zu (I) erfolgen 
unter Halogenwasserstoffabspaltung. Die Reak- 
tionstemperaturen liegen bei der N-Alkylierung 
zwischen-20° und 150°C, vorzugaweise -20° und 
+30 °C, bei der N-Acylierung zwischen 0° und 
+ 180°C, vorzugsweise 0° und 150°C bzw. am 
Siedepunkt des Losungsmittels bzw. Losungsmit- 
telgemisches. In beiden Fallen istdle Verwendung 
von saurebindenden Mitteln bzw. Kondensations- 
mitteln vorteilhaft. Als solche kommen organische 
und anorganische Basen in Betracht, z.B. tertiare 
Amine wie Trialkylamine (Trimethylamin, Triethyl- 
amin, Tripropylamin usw.), Pyridin und Pyridinba- 
sen (4-Dimethylaminopyridin, 4-Pyrrolidylamino- 
pyridin usw.), Oxide und Hydroxide, Carbonate 
und Hydrogencarbonate von Alkali- und Erdalkall- 
metallen sowie Alkaliacetate. 

Entstehender Halogenwasserstoff kann in man- 
chen Fallen auch mittels Durchleiten von inertgas, 
z.B. Stickstoff aus dem Reaktionsgemisch vertrie- 
ben werden. 

Die Reaktionen konnen in Anwesenhelt von re- 
aktionsinerten Losungs- oderVerdunnungsmitteln 
durchgefQhrt werden. in Frage kommen belspiels- 
weise aliphatlsche und aromatische Kohlenwas- 
serstoffe wle Benzol, Toluol, Xylole, Petrolether; 
halogenierte Kohlenwasserstoffe wie Chlorben- 
zol, Methylenchlorid, Ethylenchlorid, Chloroform, 
Tetrachlorkohlenstoff, Tetrachlorethylen; Ether 
und etherartlge Verbindungen wie Dialkylether 
(Diethylether, Diisopropylether, tert-Butylmethyl- 
ether usw.), Anisol, Dioxan, Tetrahydrofuran; Ni- 
trite wie Acetonitrll, Propionitril; N,N-dialkylierte 
Amide wie Dimethylformamld; ' Dlmethyisulfoxid; 
Ketone wie Aceton, Diethylketon, Methylethylke- 
ton undGemische solcher Losungsmittel unter- 
einander. In manchen Fallen kann das Acylie- 
rungs- oder Alkylierungsmittel selbst als Losungs- 
mittel dienen. 

Die Gegenwart eines Reaktionskatalysators wie 
Dimethylformamid kann von Vortell sein. 

Die Reaktion (II) und (III) kann auch in einem 
wassrigen Zweiphasensystem nach dem allge- 
mein bekannten Prinzip der Phasentransferkataly- 
se durchgefQhrt werden. 

Fur die organische, mit Wasser nicht mischbare 
Phase kommen dabei z.B. folgende L6sungsmlttel 
in Frage: AHphatische und aromatische Kohlen- 
wasserstoffe, wie Pentan, Hexan, Cyclohexan, Pe- 
trolether, Ligroin, Benzol, Toluol, Xylole usw., ha- 
logenierte Kohlenwasserstoffe, wie Dichlorme- 
than, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff, Ethylen- 
dichiorid, 1,2-Dichlorethan, Tetrachlorethylen 
usw. oder aliphatische Ether, wie Diethylether, 
Diisopropylether, t-Butylmethylether usw. Bei- 
spiele geeigneter Phasentransfer-Katalysatoren 
sind: Tetraalkylammoniumhalogenide, -hydrogen- 



sulfate oder -hydroxide wie Tetrabutylammonium- 
chlorld, -bromid, -jodid; Triethylbenzylammoni- 
umchlorid, -bromid; Tetrapropylammoniumchlo- 
rid, -bromid, -jodid; usw. Als Phasentransfer-Kata- 
s lysatoren kommen auch Phosphonium-Salze in 
Betracht Die Reaktionstemperaturen liegen im 
allgemeinen zwischen -30° und 130 °C, bzw. am 
Siedepunkt des Losungsmittels oder Losungsmlt- 
telgemisches. 

70 Im Obrigen kann bei der Herstellung aller hierin 
genannten Ausgang-, Zwischen- und Endprodukte 
konnen grundsatzllch, sofern nicht ausdrucklich 
im einzelnen spezlfiziert, ein oder mehrere reak- 
tionsinerte Losungs- oder Verdunnungsmittel an- 
te wesend sein. In Frage kommen beispielsweise 
aliphatische und aromatische Kohlenwasserstoffe 
wie Benzol, Toluol, Xylole, Petrolether; haloge- 
nierte Kohlenwasserstoffe wie Chlorbenzol, Me- 
thylenchlorid, Ethylenchlorid, Chloroform, Te- 
20 trachlorkohlenstoff, Tetrachlorethylen; Ether und 
etherartige Verbindungen wie Dialkylether (Di- 
ethylether, Diisopropylether, tert-Butylmethyl- 
ether usw.), Anisol, Dioxan, Tetrahydrofuran; Ni- 
trile wie Acetonitril, Propionitril; N,N-dialkylierte 
25 Amide wie Dimethylformamid; Dimethytsulfoxid; 
Ketone wie Aceton, Diethylketon, Methylethyl- 
keton und Gemische solcher Losungsmittel unter- 
elnander. In manchen Fallen kann es auch von 
Vorteil sein, wenn die Reaktion oder Teilschritte 
30 einer Reaktion unter Schutzgasatmosphare und/ 
oder absoluten Losungsmittel n durchgefQhrt wer- 
den. Als Schutzgase eignen sich inerte Gase wie 
Stickstoff, Helium, Argon oder in gewlssen Fallen 
auch Kohlendioxld. 

Das beschriebene Herstellungsverfahren ist, 
einschliesslich aller Teilschritte, ein wichtiger Be- 
standteil der vorliegenden Erfindung. 

Es wurde uberraschend festgestellt, dass Ver- 
bindungen der Formel I ein fur praktische Bedurf- 
40 nlsse sehr gunstiges biozides Spektrum gegen 
Pilze und Bakterien insbesondere gegen phytopa- 
thogene Pilze und Bakterien aufweisen. Sie beslt- 
zen sehr vorteilhafte kurative, systemische und 
insbesondere preventive Eigenschaften und las- 
4 5 sen sich zum Schutz von zahlreichen Kulturpflan- 
zen einsetzen. Mit den Wirkstoffen der Formel I 
konnen an Pflanzen oder an Pflanzenteilen 
(FrQchte, BIDten, Laubwerk, Stengel, Knollen, 
Wurzeln) von unterschledlichen Nutzkulturen die 
auftretenden Schadlinge eingedammt oder ver- 
nichtet werden, wobei auch spater zuwachsende 
Pflanzenteile vor phytopathogenen Mikroorganis- 
men und Insekten verschont bleiben. Ferner kon- 
nen Akarina und unerwunschte Pflanzenarten er- 
55 folgreich mit den Wirkstoffen der Formel I be- 
kampft werden. 

Als Mikrobizide sind die Wirkstoffe der Formel I • 
z.B. gegen die denfolgenden Klassen angehdren- 
den phytopathogenen Pilze wirksam: Fungi imper- 
60 fecti (z.B. Botrytis, Helminthosporium, Fusarlum, 
Septoria, Cercospora und Alternaria); Basidiomy- 
ceten (z.B. die Gattungen Hemileia, Rhizocotonia, 
Puccinia); insbesondere wirken sie gegen die 
Klasse der Ascomyceten (z.B. Venturia, Podo- 
65 sphaera, Erysiphe, Monilinia, Uncinula). Oberdies 
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wirken die Verbindungen der Formel I system isch. 
Sie konnen ferner als Beizmlttet zur Behandlung 
von Saatgut (Fruchte, Knollen, Korner) und Pflan- 
zenstecklingen zum Schutz von Pilzinfektionen so- 
wie gegen im Erdboden auftretende phytopatho- 
gene Pilze eingesetzt werden. 

Die Ertindung betrifft somit auch Schadlingsbe- 
kampfungsmlttel sowie deren Verwendung auf 
den Agrarsektor oder verwandten Gebieten. 

DarOberhinaus schliesst die vorliegende Ertin- 
dung auch die Herstellung dieser Mittel ein, die 
gekennzeichnet ist durch das innige Vermischen 
der Aktivsubstanz miteinem oder mehreren hierin 
beschriebenen Substanzen bzw. Substanzgrup- 
pen. Eingesch lessen ist auch ein Verfahren zur 
Behandlung von Pflanzen, das sich durch Applika- 
tion der Verbindungen der Formel I bzw. der neu- 
en Mittel auszeichnet. 

Als Zielkulturen fur den hierin offenbarten mi- 
krobiziden Einsatzgeiten im Rahmen dieser Erfin- 
dung beispieisweise foigende Pflanzenarten: Ge~ 
treide: (Weizen, Gerste, Roggen, Hafer, Reis, 
Sorghum und Verwandte); Ruben: (Zucker- und 
Futterruben); Kern-, Stein- und Beerenobst: 
(Apfei, Birnen, Pflaumen, Pfirsiche, Mandeln, Kir- 
schen, Erd-, Him- und Brombeeren); Hulsenfruch- 
te: (Bohnen, Linsen, Erbsen, Soja); Olkulturen: 
(Raps, Sent, Mohn, Oiiven, Sonnenblumen, Kokos, 
Rizinus, Kakao, Erdniisse); Gurkengewachse: 
(Kurbis, Gurken, Melonen); Fasergewachse: 
(Baurnwolle, Flachs, Hanf, Jute); Citrusfruchte: 
(Orangen, Zitronen, Pampelmusen, Mandarinen); 
Gemusesorten: (Spinat, Kopfsaiat, Sparge!, Kohl- 
arten, Mohren, Zwiebeln, Tomaten, Kartoffeln, Pa- 
prika); Lorbeergewachse: (Avocado, Cinnamo- 
num, Kampfer) oder Pflanzen wie Mais, Tabak, 
Niisse, Kaffee, Zuckerrohr, Tee, Weinreben, Hop- 
fen, Bananen- und Naturkautschukgewachse so- 
wie Zierpflanzen (Compositen). 

Wirkstoffe der Formel I werden Oblicherweise in 
Form von Zusammensetzungen verwendet und 
konnen gleichzeitig oder nacheinander mit welte- 
ren Wirkstoffen auf die zu behandelnde Flache 
oder Pfianze gegeben werden. Diese weiteren 
Wirkstoffe konnen sowohl Dungemittel, Spuren- 
element-Vermlttler oder andere das Pfianzen- 
wachstum beeinflussende Praparate sein. Es kon- 
nen aber auch selektive Herbizide, Insektlzide, 
Fungizide, Bakterizide, Nematlzide, Molluskizide 
oder Gemische mehrerer dieser Praparate sein, 
zusammen mit gegebenenfalls weiteren in der 
Formulierungstechnik ublichen Tragerstoffen, 
Tensiden oder anderen applikationsfordernden 
Zusatzen. 

Geeignete Trager und Zusatze konnen fest oder 
flussig sein und entsprechen den in der Formulie- 
rungstechnik zweckdienlichen Stoffen, wie z.B. 
naturlichen oder regenerlerten mineralischen 
Stoffen, Losungs-, Dispergier-, Netz-, Haft-, Ver- 
dickungs-, Binde- oder Dungemitteln. 

Ein bevorzugtes Verfahren zum Aufbrlngen ei- 
nes Wirkstoffes der Formel I bzw. eines agroche- 
mlschen Mittels, das mindestens einen dieser 
Wirkstoffe enthalt, ist das Aufbringen auf das Blatt- 
werk (Blattapplikation). Anzahl der Applikatlonen 



und Aufwandmenge rlchten sich dabei nach dem 
Befailsdruck fur den entsprechenden Erreger 
(Pilzsorte). Die Wirkstoffe der Formel I kdnnen 
aber auch uber den Erdboden durch das Wurzel- 

5 werk in die Pfianze gelangen (systemische Wir- 
kung), indem man den Standort der Pfianze mit 
einer fIDssigen Zubereitung trankt oder die Sub- 
stanzen in fester Form in den Boden einbringt, 
z.B. in Form von Granuiat (Bodenapplikation). Die 

to Verbindungen der Formel I konnen aber auch auf 
Samenkorner aufgebracht werden (Coating), in- 
dem man die Korner entweder mit einer fIDssigen 
Zubereitung des Wirkstoffs trankt oder sie mit ei- 
ner festen Zubereitung beschichtet. Daruber- 

75 hinaus sind In besonderen Fallen weitere Applika- 
tionsarten moglich, so z.B. die gezielte Behand- 
lung der Pflanzenstengel oder der Knospen. 

Die Verbindungen der Formel I werden dabei in 
unveranderter Form oder vorzugsweise zusam- 

20 men mit den in der Formulierungstechnik ublichen 
Hilfsmittel eingesetzt und werden daher z.B. zu 
Emulsionskonzentraten, streichfahlgen Pasten, 
direkt verspruhbaren oder verdunnbaren Lflsun- 
gen, verdunnten Emulsionen, Spritzpulvern, losli- 

25 chen Pulvern, Staubemltteln, Granulaten, durch 
Verkapselungen in z.B. polymeren Stoffen in be- 
kannter Welse verarbeltet Die Anwendungsver- 
fahren wie VersprOhen, Vernebeln, Verstauben, 
Verstreuen, Bestreichen oder Giessen werden 

30 gleich wie die Art der Mittel den angestrebten 
Zieien und den gegebenen Verhaltnissen entspre- 
chend gewahlt. Gunstige Aufwandmengen liegen 
im ailgemeinen bei 50 g bis 5 kg Aktivsubstanz 
(AS) je ha; bevorzugt 100 g bis 2 kg AS/ha, insbe- 

35 sondere bei 200 g bis 600 g AS/ha. 

Die Formulierungen d.h. die den Wirkstoff der 
Formel I und gegebenenfalls einen festen oder 
fIDssigen Zusatzstoff enthaltenden Mittel, Zuberei- 
tungen oder Zusammensetzungen werden in be- 

40 kannter Weise hergestellt, z.B. durch inniges Ver- 
mischen und/oder Vermahlen der Wirkstoffe mit 
Streckmltteln, wie z.B. mit Ldsungsmitteln, festen 
Tragerstoffen, und gegebenenfalls oberfiachenak- 
tiven Verbindungen (Tensiden). 

45 Als L&sungs mittel konnen in Frage kommen: 
Aromatische Kohlenwasserstoffe, bevorzugt die 
Fraktionen C 8 bis C 12 , wie z.B. Xylolgemische oder 
substituierte Naphthaline, Phthalsaureester wie 
Dibutyi-oder Dioctylphthalat, aliphatische Kohien- 

60 wasserstoffe wie Cyclohexan oder Paraffine, Alko- 
hoie und Glykole sowie deren Ether und Ester, wie 
Ethanol, Ethylenglykol, Ethyl englykol monomethyl- 
oder Ethylether, Ketone wie Cyclohexanon, stark 
polare Losungsmittel wie N-Methyl-2-pyrrolidon, 

55 Dimethylsuifoxid oder Dlmethylformamid, sowie 
gegebenenfalls epoxydierte Pfianzendle wie ep- 
oxydiertes Kokosnussdl oder Sojaol; oder Was- 
ser. 

Als teste Tragerstoffe, z.B. fur Staubemittel und 
60 dispergierbare Pulver, werden in der Regel natur- 
llche Gestelnsmehle verwendet, wie Calcit, Tal- 
kum, Kaolin, Montmorillonit oder Attapulgit. Zur 
Verbesserung der physlkalischen Eigenschaften 
konnen auch hochdisperse Kieselsaure oder 
65 hochdisperse saugfahige Polymerisate zugesetzt 
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werden. Als gekomte, adsorptive Granulattrager 
kommen pordseTypen wle Z.B. Bimsstein, Ziegel- 
bruch, Sepiolit oder Bentonit, als nicht sorptive 
Tragermaterialienz,B. Calcit oder Sand in Frage. 
Daruberhinaus kann eine Vieizahl von vorgranu- 
lierten Materialien anorganischer oder organi- 
scher Natur wie insbesondere Dolomit oder zer- . 
kleinerte Pfianzenruckstande verwendet werden. 
Besonders vorteNhafte, applikationsfdrdernde Zu- 
schlagstoffe, die zu einer starken Reduktion der 
Aufwandmenge fOhren kdnnen, sind ferner natur- 
liche (tierische oder pflanzllche) oder syntheti- 
sche Phospholipide aus der Reihe der Kephaline 
und Lecithins, wie z.B. 
Phosphatidylethanolamin, Phosphatidylserin, 
Phosphatidylcholin, Sphingomyelin, 
Phosphatidyl inosit, Phosphatidylgiycerin, 
Lysolecithln, Plasmalogene oder Cardiolipin, 
die man beispielsweise aus tierischen oder 
pflanzltchen Zellen, insbesondere aus Hirn, Herz, 
Leber, Eldotter oder Sojabohnen gewinnen kann. 
Verwendbare Handelsmischungen sind z. B. Phos- 
phatidylcholin-Mischungen. Synthetische Phos- 
pholipide sind z.B. Dioctanoylphosphatldylcholin 
und Dipalmitoylphosphatidylchoiin. 

Als oberflachenaktive Verbindungen kommen 
je nach Art des zu formuiierenden Wirkstoffes der 
Formel i nichtionogene, kation- und/oder anionak- 
tive Tenside mit guten Emulgier-, Dlspergier- und 
Netzeigenschaften in Betracht. Unter Tensiden 
sind auch Tensidgemische zu verstehen. 

Geeignete anionische Tenside konnen sowohl 
sog. wasserlosliche Seifen, als auch wasserldsli- 
che synthetische oberflachenaktive Verbindungen 
sein. 

Als Seifen seien die Alkali-, Erdalkali- oder ge- 
gebenenfalls substituierten Ammoniumsalze von 
hdheren Fettsauren (C^rCa), wie z.B. die Na- 
oder K-Salze der Ol- oder Stearlnsaure, oder von 
natOrlichen Fettsauregemischen, die z.B. aus Ko- 
kosnuss- oder Talgo! gewonnen werden kdnnen. 
Ferner sind auch die Fettsaure-methyllaurinsalze 
zu erwahnen. 

Haufiger werden jedoch sog. synthetische Ten- 
side verwendet, insbesondere Fettsulfonate, Fett- 
sulfate, sulfonierte Benzimidazolderivate oder Al- 
kylsulfonate. 

Die Fettsulfonate oder -sulfate liegen in der Re- 
gel als Alkali-, Erdalkali- oder gegebenenfalls 
substituierte Ammoniumsalze vor und weisen ei- 
nen Alkalirest mit 8 bis 22 C-Atomen auf, wobei 
Alkyl auch den Alkylteil von Acylresten ein- 
schliesst, z.B. das Na- oder Ca-Salz der Ligninsu I- 
fonsaure, des Dodecylschwefelsaureesters oder 
eines aus natOrlichen Fettsauren hergestellten 
Fettalkoholsulfatgemisches. Hierher gehoren 
auch die Salze der Schwefelsaureester und Sul- 
fonsauren von Fettalkohol-Ethylenoxyd-Addukten. 
Die sulfonierten Benzimidazolderivate enthalten 
vorzugsweise 2-Sulfonsauregruppen und einen 
Fettsaurerest mit 8-22 C-Atomen. Alkylarylsulfo- 
nate sind z.B. die Na-, Ca- oder Triethanolamin- 
salze der Dodecylbenzolsulfonsaure, der Dlbutyl- 
naphthalinsulfonsaure, oder eines Naphthalinsui- 
fonsaure-Formaldehydkondensationsproduktes. 



Ferner kommen auch entsprechende Phos- 
phate wie z.B. Salze des Phosphorsaureesters 
eines p-Nonylphenol-(4r14)-Ethylenoxyd-Adduk- 
tes in Frage. 

5 Als nichtionische Tenside kommen in erster 
Linie Polyglykoletherderivate von aliphatischen 
oder cycloaliphatlschen Alkoholen, gesattigten 
oder ungesattigten Fettsauren und Aikylphenolen 
in Frage, die 3 bis 30 Glykolethergruppen und 8 bis 

10 20 KohJenstoffatome im (aliphatischen) Kohlen- 
wasserstoffrest und 6 bis 18 Kohlenstoffatome im 
Alkyl rest der Alkyl phenole enthalten konnen. 

Weitere geeignete nichtionische Tenside sind 
die wasserloslichen, 20 bis 250 Athylenglykol- 

15 athergruppen und 10 bis 100 g Propylenglykol- 
ethergruppen enthaltenden Poiyethylenoxidad- 
dukte an Polypropylenglykol, Athylendiamino- 
polypropylenglykol und Alkylpolypropylenglykol 
mit 1 bis 10 Kohlenstoffatomen in der Aikyikette. 

20 Die genannten Verbindungen enthalten ublicher- 
weise pro Propylenglykol-Einheit 1 bis 5 Ethylen- 
glykoleinheiten. 

Als Beispiele nichtionischer Tenside seien No- 
nylphenolpolyethoxyethanole, Ricinusolpolygly- 

25 kolether, Polypropylen-Polyethylenoxydaddukte, 
Tributylphenoxypolyethylenethanol, Polyethylen- 
glykol und Octylphenoxypolyethoxyethanol er- 
wahnt. 

Ferner kommen auch Fettsaureester von Poly- 
30 oxyethylensorbitan wie das Polyoxyethylensorbi- 
tan-trioieat in Betracht 

Bei den kationlschen Tensiden handelt es sich 
vor allem urn quartare Ammoniumsalze, welche 
als N-Substituenten mindestens einen Alkyl rest 
35 mit 8 bis 22 C-Atomen enthalten und als weitere 
Substituenten niedrige, gegebenenfalls haloge- 
nierte Alkyl-, Benzyl- oder niedrige Hydroxyalkyi- 
reste aufweisen. Die Salze liegen vorzugsweise 
als Halogenide, Methylsulfate oder Ethylsulfate 
40 vor, z.B. das Stearyltrimethylammoniumchlorld 
oder das Benzyldi(2-chlorethyl)ethylammonium- 
bromid. 

Die in der Formuiierungstechnik gebrauchli- 
chen Tenside sind u.a. in folgenden Publikationen 
45 beschrieben: 

«Mc Cutcheon's Detergents and Emulsifiers An- 
nual* BC Publishing Corp., Ringwood New Jersey, 
1981; 

Helmut Stache «Tensld-Taschenbuch» Carl 
so Hanser-Verlag Munchen/Wien 1981. 

Die agrochemischen Zubereitungen enthalten 
in der Regel 0,1 bis 99%, insbesondere 0,1 bis 
95% Wirkstoff der Formel 1, 99,9 bis 1%, insbeson-, 
dere 99,8 bis 5% eines festen oder ftussigen Zu- 
55 satzstoffes und 0 bis 25%, insbesondere 0,1 bis 
25% eines Tensides. 

Wahrend als Handelware eher konzentrierte 
Mittel bevorzugt werden, verwendet der Endver- 
braucher in der Regel verdunnte Mittel. 

60 

Die Mittel konnen auch weitere Zusatze wie 
Stabilisatoren, Entschaumer, Viskositatsregulato- 
ren, Blndemittel, Haftmitte! sowie DOnger oder 
andere Wirkstoffe zur Erzielung spezieller Effekte 
65 enthalten. 
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Derartige agrochemische Mittel sind ein Be- 
standtell der vorliegenden Erfindung. 

Die nachfotgenden Beispleie dienen zur nahe- 
ren Erlauterung der Erfindung. Temperaturen sind 
in Ceisiusgraden angegeben. Prozente und Telle 
beziehen slch auf das Gewicht DarGberhlnaus 
werden folgende Symbole verwendet: h = Stun- 
de; d = Tag; min - Minute; RT = Raumtempera- 
tur; N = Normalitat; abs = absolut, wasserfrei; 
DMSO = Dimethylsulfoxid; DMF = Dimethyl- 
formamid. Druckangaben erfolgen in Millibar mb, 
oder Bar b. 

Beispiei H1: Herstellung von 




CI 

(Verb. Nr. 1.1) 



10 



15 



20 



25 



N^S'-Chlor-a'.e'-dlnltrcHl'-trlfluormethylphe- 
nyl)-2-amino-4 f 6-dichlorpyrimidin 

Eine Losung von 15 Teilen 4,6-Dichlor-2-amino- 
pyrirnidin in 400 ml Tetrahydrofuran wird bei 
Raumtemperatur unter Ruhren portionsweise mit 
13,2 Teilen 85%lgen, pulverisiertem Kaliumhy- 
droxid versetzt, wobei die Temperatur innerhalb 
einer halben Stunde airf 23° ansteigt. Das Reak- 
tionsgemisch wird auf 5° abgekuhlt, und zu der 
beigen Suspension werden innerhalb von 1 Stun- 
de 28 Teile 2,4-Dlchlor-3 f 5-dinitro-benzotrifluorid 
in 80 ml Tetrahydrofuran zugetropft, wobei sich 
die Suspension rot verfarbt. Nach 15 stundigem 
RQhren bei Raumtemperatur wird das Reaktions- 
gemisch auf Eiswasser gegossen, mit 10 ml kon- 
zentrierter Salzsaure angesauert und zweimal mit 
je 200 ml Essigs&ureethylester extrahiert. Die ver- 
einigten Extrakte werden zweimal mit je 100 ml 
Wasser gewaschen, uber Natriumsulfat getrock- 
net, filtriert und eingedampft. Die zuruckblelbende 
Kristall masse wird aus 400 mi Isopropanol umkri- 
stallisiert; gelbe Kristalle mit Smp. 199-200°. 

Analog den vorstehend beschriebenen Arbeits- 
weisen werden auch die nachfolgend aufgezahl- 
ten Verbindungen der Formel I hergestellt: 



Tabelle 1: Verbindungen der Formel 

N0 2 




Verb. 


R 5 


Re 


R 7 


physikalische 


Nr. 






Konstante [°C] 


1.1 


CI 


H 


CI 


Smp. 19&-200 


1.2 


OCH 3 


H 


-S-(2-Pyridyl) 


Smp. 67-70 


1.3 


H 


H 


H 


Smp. 189-191 


1.4 


CCI 3 


H 


-OC 2 H 4 OC 2 H 4 OC 2 H 6 


Smp. 54-59 


1.5 


CH 3 


H 


C! 


Smp. 172-174 


1.6 


CCI3 


H 


-OC 2 H 4 OCH 3 


Smp. 130-133 


1.7 


CH 3 


H 


OCH 3 

-0-{C fl H 4 CI(4)] 


Smp. 209-210 Zers. 


1.8 


OCH3 


H 


Smp. 53-58 


1.9 


CI 


H 


OCH3 


Smp. 180-181 


1.10 


OCH3 


H 


-0-[C 6 H 4 CI(4)] 


Smp. 133-137 


1.11 


CI 


H 


CCI3 


Smp. 161-163 


1.12 


ccia 


H 


-S-(2-Pyridyl) 


Smp. 189-192,5 


1.13 


OCH 3 


H 


CH 2 OCH 3 


Smp. 10a-106 


1.14 


CH 3 


H 


OCHF 2 


Smp. 147-148 


1.15 


CHg 


H 


CH 3 


Smp. 155-156 


1.16 


OCK, 


H 


OCH 3 


Smp. 169-171 


1.17 


OCH3 


H 


SC 4 H 9 -n 


Smp. 103-104 


1.18 


CH 3 


H 


H 


Smp. 164-165 


1.19 


CF 3 


CH 3 


H 


Smp. 126-129 


1.20 


CF 3 

SCHg 


H 


CH 3 


Smp. 145-147 


1.21 


CN 


H 




1.22 


OCH, 


CN 


H 


Smp. 152-158 


1.23 


C 2 H 6 


H 


H 




1.24 


H 


OC 4 Htf-i 


H 




1.25 


OCH 2 OCH 3 


H 


OCH 2 OCH 3 




1.26 


CI 


J 


H 




1.27 


J 


H 


J 





7 



13 EP 0135 472 B1 

Tabelle 1: (Fortsetzung) 



14 



veru. 


D 

"s 


D 

"6 


D 

"7 


Mr 








1.28 


CH 3 


CN 


S0 2 CH 3 


1.29 


0CH 3 


J 


CH 2 F 


1.30 


C 6 H 5 


H 


H 


1.31 


H 


OCH3 


H 


1.32 




H 


CH 2 F 


1.33 


CH 3 


N0 2 


S0 2 CH 3 


1.34 


C 4 H fl -n 


N0 2 


H 


1.35 


OCH 3 


H 


0C 2 H 5 

3 "7 


1.36 


CH 3 


H 


1.37 


Br 


H 


H 


1.38 


CI 


F 


H 


1.39 


CI 


H 


S(0)CH 3 


1.40 


H 


0-C B H 6 


H 


1.41 


CI 


H 


C 6 H 13 -n 


1.42 


H 


OC 3 H7~n 


H 


1.43 


OC^ 


H 


H 


1.44 


0CH 3 


H 


CH 2 OC 2 H 5 


1.45 


OC 4 H 9 -n 


H 


OC 4 H B -n 


1.46 


CI 


H 


S0 2 CH 3 


1.47 


CI 


OCH 3 


H 


1.48 


SCJ-L 


H 


SC 2 H 5 


1.49 


CH 3 


H 


SCgHg 


1.50 


CH 2 OCH 3 


H 


H 


1.51 


OCHg 


N0 2 


H 


1.52 


CI 


H 


CH 2 CI 


1.53 


CI 


6" '5 


H 


1.54 


CI 


CN 


OCHg 


1.55 


OCH 3 


CI 


H 


1 56 


CI 


l / *3 


H 


1.57 


M 


2 6 5 


H 


1.58 


C.H. 


CHL 
01 1 3 


H 


1.59 


SCH 3 


H 


H 


1.60 


^v/ 2 n 5 


N0 2 


H 


1.61 


H 


CH 2 "~CgHj 


H 


1.62 


CI 


H 


CoH. 

w 2' '5 


1.63 


OCHg 


H 


CH 2 F 


1.64 


CI 


H 


OCoHc 


1.65 


CHoOC,H« 

»2 ^* 2 * '5 




H 


1.66 


H 


SCHg 


H 


1.67 


OCH 3 


J 


H 


1.68 


CI 


SO0CH0 


H 


1.69 


OCH 3 


F 


H 


1.70 


CI 


H 


SCN 


1.71 


2 "a 


H 


CI 


1.72 


CI 


OC 2 H s 


H 


1.73 


S0 2 C 2 H 5 


H 


H 


1.74 


CI 


H 


CH 2 OCH 3 


1.75 


CI 


H 


OCH 2 CH = CH 2 


1.76 


CI 


N0 2 


CH 3 


1.77 


H 


C 6 H 5 


H 


1.78 


CK, 


NO z 


CH 3 


1.79 


CH 3 


C 2 H 6 


H 


1.80 


Br 


H 


CH 3 


1.81 


CCI 3 


H 


CCI 3 


1.82 


H 


CI 


H 


1.83 


CH 3 


Br 


H 


1.84 


OC 4 H 8 -n 


H 


CH 3 


1.85 


CI 


CH 3 


H 


1.86 


CH 3 


CI 


H 


1.87 


H 


N0 2 


H 


1.88 


CI 


Br 


CI 



physlkallsche 
Konstante [°C] 



ab 87° Zers. 
Smp. 118-^20 



Smp. 104-106 



Harz 

Smp. 211-212 



Smp. 147-148 
Smp. 111-112 



Smp. 147-148 



Smp. 97-98 



semikristalfin 
semikristallm 
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Tabelle 1: (Fortsetzung) 


Verb. 




R 6 


R7 


physikalische 


Nr. 








Konstante [°C] 


1 no 


oru _p u 


H 
n 


F 




1 on 
i.yu 


PI 


H 


wo 3 n 7 — 1 




l. a I 


pu 
UII3 


ul 


on 3 






u 
n 


op U 


u 

n 




4 no 

1.83 




Br 


un 2 Di 






C 2 H 5 


un 3 


u 

. n 




i.yo 


pu 
Un 3 


PW 
UlM 


n 




4 oc 

1.96 


• r 


u 
n 


r 




1.97 


H 


P 


LI 

n 




1.98 


UI 


OUI T" Ul 

un 2 — u 6 n 5 


ui 
n 




1.99 


C 6 H 5 


UN 


u 
n 




1.100 


CI 


CH Z C 6 H 5 


CI 




1.101 


CI 


SCHg 


H 




1.102 


CI 


C B H 5 


CI 




1.103 


CH 3 


NO z 

CH 2 CH 2 CI 


SCH 3 




1.104 


CI 


CH 3 




1.105 


CH 3 


Br 


C 6 H 5 




1.106 


CI 


C 2 H 5 


CI 




1.107 


CI 


Br 


CH 3 




1.108 


CH 3 


J 


CH 3 




1.109 


CI 


CH 3 


CH 3 




1.110 


CH 3 


Br 


CH 3 




1.111 


CI 


C 2 H 6 


Ur1 3 




1.112 


CI 


CH 3 


CI 




1.113 


CI 


C 4 H 9 -n 


CI 




1.114 


CI 


H 


UUn 2 U = Un 


Qmn -ton 4 on 


1.115 


CI 


CH 2 C e uH 






1.116 


OCH3 


CH 3 


CH 3 




1.117 


CI 


nil 1 1 aili 

CH 2 CH 2 CN 


CH 3 




1.118 


CI 


OCH 3 


un 2 Oun 3 




1.119 


CI 


CI 


CH 3 




1.120 


OCH3 


C 2 H 6 


r\r*U 
OCH 3 




4 404 


CH 3 


Dr 

br 


P Ul _r» 




4 ioo 


Ul 


pip ui 


PI 
Ul 




4 4 OO 

1.1Z3 


0CH3 
Uu 2 n 5 


UUn 3 

or* ui 
UU 2 n 5 


PUI 

Un 3 




4 4 0VI 


PIP ui 

uu 2 n 5 






CH 3 


CN 


SCH 3 




4 4 OC 




CN 


CH 3 




1.127 


/Nil 

CH 3 


Br 


SCH 3 




4 10D 
I. ICO 


Ul 


C 6 H<CI(4) 


CJ 




i. icy 


Ul 


OC 2 H 5 


CH 2 OC 2 H 5 




1.130 


CH 3 


Br 


OC 6 H 5 
OCR, 




1.131 


OCHg 


CH 3 




1.132 


SCH 3 


C 6 H 5 


SCH 3 




1.133 


CI 


0CH 3 


CI 




1.134 


OCH3 


OCH 3 


CH 2 OCH 3 




1.135 


CI 


CHjr-CgHg 


OCH 3 




4 IOC 

J. lot) 


UUn 3 


Br 


CH 3 




1.137 


CI 


C 2 H 4 OCH 3 


CH 3 




1.138 


OCH 3 


C 2 H»OC 2 H 5 CH 3 
C 6 H4(OCH 3 )(4) CI 




1.139 


CI 




1.140 


CI 


CgH^-n 


CI 




1.141 


CfiH ir * 


H 


H 




1.142 


CH 3 


CN 


-S(0)CH 3 




1.143 


CI 


H 


SCH 3 


zahe Masse 


1.144 


CH 3 


J 


CH 3 


Harz 


1.145 


CI 


H 


SCH 2 CH = CH 2 


Harz 


1.146 


CI 


H 


OCH 2 CF 3 




1.147 


CI 


CI 


CI 




1.148 


CI 


Br 


OCH 3 




1.149 


CI 


Br 


OC 2 H 5 
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Tabelle 1: (Fortsetzung) 



Verb. 


R 5 


R 6 


*7 


physlkallsche 


Nr. 








Konstante [°C] 


1.150 


CI 


Br 


OC 3 HH 




1.151 


CI 


Br 


OC 4 H e -sek. 




1.152 


CI 


Br 


OCH 2 CF 3 




1.153 


CI 


Br 


OCH z CH 2 CI 




1.154 


CI 


Br 


OCHaCHaBr 




1.55 


CI 


Br 


OCHF 2 




1.156 


CI 


Br 


OCH 2 CH 2 OCH 3 




1.157 


CI 


Br 


SC 2 H fi 
SC 3 H 7 h 




1.158 


CI 


Br 




1.159 


CI 


Br 


OC(CH 3 ) 2 C = CH 




1.160 


CI 


Br 


OCH 2 -Phenyl 




1.161 


CI 


Br 


SCN 




1.162 


CI 


Br 


OCH 2 C=CH 




1.163 


CI 


Br 


OCH2CH = CH 2 





Tabelle 2: Verbindungen der Forme! 

R 3. .N0 2 



Verb. 
Nr. 


R 3 


R 4 


Re 


R7 


physikaiische 
Konstante [°C] 


2.1 


F 


CI 


H 


CI 


Harz 


2.2 


J 


CI 


H 


CI 


Harz 


2.3 


Br 


F 


CH 3 


F 




2.4 


Br 


CI 


CH 3 


CI 




2.5 


F 


CI 


OC 2 H 5 


CI 




2.6 


J 


C 2 H 5 


H 


H 




2.7 


F 


CI 


CH 2 -C B H 5 


CI 




2.8 


Br 


OC 2 H 5 


H 


H 




2.9 


Br 


CI 


NO z 


SCH 3 




2.10 


F 


CI 


CI 


CH 3 




2.11 


Br 


CI 


F 


H 




2.12 


F 


SCH 3 


CN 


H 




2.13 


F 


OCH 3 


CN 


H 





Tabelle 3; Verbindungen der Formel 

Ql NO; 



Verb. 


R* 


Re 


Rr 


Nr. 






3.1 


CI 


H 


OCH 2 F 


3.2 


CI 


H 


C! 


3.3 


SCH 3 


CN 


H 


3.4 


OCH 3 


CN 


H 



physikaiische 
Konstante [°C] 



Harz 
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Tabelle 3: (Fortsetzung) 

Verb. R fi Re R 7 physikalische 

Nr. Konstante [°C] 



3.5 


CH 3 


CH 3 


H 


3.6 


0CH 3 


Br 


H 




H 


OC 3 H7-i 


3.8 


vrij 

2 2 '5 


CN 


H 


3.9 


H 


CH, 


3.10 


SCHc 

±j\J2' '5 


H 


CH 3 


O. I 1 


OO.H 


H 


F 


1 19 


OPH 


OP H 


H 


3.13 


OCH. 


J 


CH 2 F 


1 1A 
O. l*» 


PH 

wri 3 


CN 


i m 

O. ID 


OP H 


(-1 


CH 3 


1 1fi 

O. ID 


pU_! 
V^4 n 9 1 


H 


H 


3.17 


CI 


CH 3 


H 


0. IO 


HI 


n 


H 


1 1Q 


P H 


CN 


H 


i on 


u 
n 


PH -O H 


H 


1 01 
0.£ 1 


PH 


PM 


^O PH 


1 09 


H 


H 


^ 7% 

O.£0 


CI 


OCH, 


H 


1 OA 


PH PPM 


n 


wn 3 


1 OR 




Rr 

Dl 


H 


1 OR 


pph 


OPH 


H 




PI 


H 


SC 2 H fi 


1 Oft 


PH 


N0 2 


S0 2 CH 3 


1 OQ 


<5P H^-\ 


H 


CHg 


i in 

O.OU 


HI 


p 


H 


1 11 
O.O 1 


HP H 


OCH. 


H 


1 10 


hu 
om 3 


u 
n 




1 11 
O.OO 


OPH 


H 


H 


1 1A 
O.O** 


PW 

on 3 


P H OP H 


H 


0 1R 


pi 


n 


SO„CH« 


1 1K 


PIP W 


NO 


H 


1 17 
O.O f 


OCH 


F 


H 


1 1R 
O.OO 


PH 


j-( 


SCK 


0.03 


O H -n 


H 


CH 3 


i An 


op u 
£>o 2 n 5 


u 

n 


H 


1 A1 


PI 


H 


OC 2 H 5 


1 40 


PI 


SO CH„ 


H 


1 A1 


P H —I 


H 


H 


3.44 


H 


C 4 Hg-n 


H 


0.40 


L»n 2 vJOn 3 


OPH 


H 


3.46 


H 


CN 


H 


1 A7 


CI 


OC 2 H 5 


H 


3.48 


SO „C„hL 


H 


H 


^ 4Q 


CH 3 


H 




3.50 


OCH 2 -C fl H 5 


H 


F 


3.51 


CI 


H 


SCH 3 


3.52 


F 


H 


F 


3.53 


CI 


CIVC 6 H 5 


C 6 H 6 


3.54 


H 


Br 


H 


3.55 


CI 


SCH 3 


H 


3.56 


CC1 3 


H 


CCI 3 


3.57 


H 


C 3 HH 


H 


3.58 


CH 3 


H 


CF 3 


3.59 


CI 


S-C 6 H 5 


H 


3.60 


oc 3 hh 


H 


CH 3 


3.61 


CI 


H 


SCN 


3.62 


CH^-CgHs 


H 


CH 3 


3.63 


CI 


CH 2 -C 6 H 5 


CI 


3.64 


SCH^-CeHs 


H 


CH 3 


3.65 


CI 


Br 


CI 
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Tabelie 3: (Fortsetzung) 

Verb. Rs R fl R 7 physikalische 

N r . Konstante [°C] 



3.66 


CI 


civca 


CH 3 


3.67 


OC 2 H 6 


H 


CH 2 F Harz 


3.68 


Ci 


CeH B 


C! 


3.69 


CI 


CI 


CI 


3.70 


H 


CH S 


H 


3.71 


SCH 2 -C e H s 


H 


SCH 2 — C 6 H 5 

CH 2 OC 2 H 5 Harz 


3.72 


OCH 3 


H 


3.73 


CI 


CH 3 


CI 


3.74 


H 


OC 4 H 9 


H 


3.75 


CI 


OC 2 H 5 


CI 


3.76 


CI 


CI 


CH 3 


3.77 


CI 


C 5 H 9 -n 


CH 3 


3.78 


SCH3 


H 


SCH 3 


3.79 


CI 


C 4 H 9 -n 
OC 4 H 9 -sek. 


CI 


3.80 


H 


H 


3.81 


CI 


H 


CH 2 CI 


3.82 


CH 3 


C 6 H 5 


CH 3 


3.83 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


3.84 


H 


Cyclohexyl 


H 


3.85 




H 


SC 3 H 7 -n 


3.86 


H 


OCaHg 


H 


3.87 


CI 


CN 


OCH 3 


3.88 


OCH s 


H 


CH 2 F 


3.89 


OCH 3 


OCH 3 


OCH 3 


3.90 


C a H 5 


H 


CI 


3.91 


CN 


H 


CH 3 


3.92 


CI 


N0 2 


OCH 3 


3.93 


H 


OC 2 H 4 OCH 3 


H 


3.94 


CI 


H 


C 6 H S 


3.95 


CH 3 


CrVCH = CH 2 


CH, 


3.96 


C 6 H 5 


H 


C 6 H 5 


3.97 


SC 4 H 9 -n 


H 


CH 3 


3.98 


CH 3 


H 


C 6 H 5 


3.99 


Br 


H 


Br 


3.100 


OC 2 H 5 


H 


OC 2 H 5 


3.101 


H 


CH 2 OCH 3 


H 


3.102 


CI 


OCH, 


CI 


3,103 


OCH 3 


H 


SCH 3 


3.104 


CI 


OCH 3 


CH 3 


3.105 


CI 


CgHy-n 


C 6 H 5 


3.106 


CI 


C 6 H 3 Cl 2 (2,4) 


CI 


3.107 


CI 


H 


SC 3 H 7 -n 


3.108 


CI 


C a H 4 (CH 3 )(4) 


CI 


3.109 


CI 


Br 


CH 3 


3.110 


CI 


C H 


CI 


3.111 


CI 


C B H 4 (OCH 3 )(4) 


CI 


3.112 


CI 


CH 3 


C 6 H 5 


3.113 


C 6 H 4 (CF 3 )(4) 


CN 


H 


3.114 


CI 


C 6 H 4 (NO a )(4) 


CI 


3.115 


CI 


H 


SCH S 


3.116 


CI 


H 


OCH 2 CH-CH 2 Harz 


3.117 


C 6 H 13 -n 


H 


H 


3.118 


CI 


H 


OCH 2 C=CH 


3.119 


CI 


H 


SCH 3 


3.120 


CI 


CI 


OCH 3 


3.121 


CI 


CI 


OC 2 H 5 


3.122 


CI 


CI 


OC 4 H 9 -«ek. 


3.123 


CI 


CI 


OC 4 H fl -tert. 


3.124 


CI 


CI 


OCH 2 CF 3 


3.125 


CI 


CI 


OCHF 2 


3.126 


CI 


CI 


OCH 2 CH 2 CI 
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Tabelle 3: (Fortsetzung) 


Verb. 


R 6 


Ra 


R 7 


physikalische 


Nr. 






Konstante [°C] 


3.127 


CI 


CI 


OCH 2 CH 2 OC 2 H 5 




3.128 


CI 


CI 


OC(CH 3 ) 2 ==CH 


semlkristallin 


3.129 


CI 


CI 


OCH 2 -Phenyl 




3.130 


CI 


CI 


SCN 




3.131 


CI 


CI 


SC 2 H 5 




3.132 


CI 


CI 


SC 3 HH 




3.132 


CI 


CI 


OCH 2 C = CH 




3.133 


CI 


CI 


OCH 2 =CH 2 





Tabelle 4: Verbindungen der Forme! 



Verb. 
Nr. 




R 2 


R 3 


R* 


R 5 


R 8 


R 7 physikalische 
Konstante [°C] 


5.1 


N0 2 


CF 3 


CI 


C(0)CH 3 


CI 


H 


CI 


5.2 


CF 3 


N0 2 


C! 


C(Q)CH 3 


CI 


H 


CI 


5.3 


N0 2 


CF 3 


CI 


C(0)CH 2 CI 


CI 


C 4 H 8 -n 


CI 


5.4 


N0 2 


CF 3 


CI 


C(0)CH 2 OCH 3 


CI 


CH 3 


CI 


5.5 


N0 2 


CF 3 


CI 


C(0)CH a 


CI 


OC 2 H 5 


CI 


5.6 


CF 3 


N0 2 


CI 


C(0)CH 2 OC 2 H 5 


CI 


CH 3 


CI 


5.7 


CF 3 


N0 3 


CI 


C(0)CH 2 OCH 3 


CI 


CN 


CH 3 


5.8 


N0 2 


CF 3 


CI 


C(0)CH3 


SCH 3 


CN 


H 


5.9 


N0 2 


CF 3 


CI 


CfOJCH, 


OCH 3 


CN 


H 



sowie die Verbindung 




zahe Masse 
Verb. Nr. 6.1 



Formulierungsbelspiele fur flussige Wirkstoffe der Formel I 
(% = Gewichtsprozent) 



F1. Emulsions-Konzentrate 


a) 


b) 


c) 


Wirkstoff aus den Tabellen 


25% 


40% 


50% 


Ca-Dodecyibenzolsuifonat 


5% 


8% 


6% 


Ricinusol-polyethylenglykolether 








(36 Mol Ethylenoxid) 


5% 






Tributylphenoyl-polyethylenglykol- 




12% 


4% 


ether (30 Mol Ethylenoxid) 




Cyclohexanon 




15% 


20% 


Xylolgemisch 


65% 


25% 


20% 



Aus solchen Konzentraten kdnnen durch VerdOnnen mit Wasser 
Emulsionen jeder gewunschten Konzentratlon hergestellt wer- 
den. 

13 



25 



EP 0135 472 B1 



26 



F2. LSsungen 


a) 


b) 


c) 


d) 


Wirkstoff aus den Tabeilen 


80% 


10% 


5% 


95% 


Ethylenglykol-monomethyl-ether 


20% 








Polyethylenglykol M G 400 




70% 






N-Methyl-2-pyrrolidon 




20% 






Epoxydiertes Kokosnussol 






1% 


5% 


Benzln (Siedegrenzen 16O-190 °C) 










(MG = Molekulargewicht) 






94% 





Die Losungen sind zur Anwendung in Form kleinster Tropfen 
geeignet 



F3. Granulate 


a) 


b) 


Wirkstoff aus den Tabeilen 


5% 


10% 


Kaolin 


94% 




Hochdisperse Kieselsaure 


1% 




Attapulgit 




90% 



Der Wirkstoff wird in Methylenchlorid gelost, auf den Trager 
aufgespruht und das Ldsungsmlttel anschliessend im Vakuum 
abgedampft 



F4. Staubemittel 




a) 


b) 


Wirkstoff aus den Tabeilen 




2% 


5% 


Hochdisperse Kieselsaure 




1% 


5% 


Talkum 




97% 




Kaolin 






90% 


Durch inniges Vermischen auf Tragerstoffe mit dem Wirkstoff 


erhalt man gebrauchsfertige Staubemittel. 








Formulierungsbeispiele fOr teste Wirkstoffe der Formel I 




{%- Gewichtsprozent) 








F5. Spritzpulver 


a) 


b) 


b) 


Wirkstoff aus den Tabeilen 


25% 


50% 


75% 


Na-Ligninsulfonat 


5% 


5% 




Na-Laurylsulfat 


3% 




5% 


Na-Diisobuty!naphthalinsulfonat 




6% 


10% 


Octylphenolpolyethylenglykolether 




2% 




(7-6 Mol Ethylenoxid) 






Hochdisperse Kieselsaure 


5% 


10% 


10% 


Kaolin 


62% 


27% 





Der Wirkstoff wird mit den Zusatzstoffen gut vermischt und in . 
einer geeigneten Muhle gut vermahlen. Man erhalt Spritzpulver, 
die sich mit Wasser zu Suspensionen jeder gewGnschten Konzen- 
tration verdunnen lassen. 
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F6. Emulsions-Konzentrat 

Wirkstoff aus den Tabellen io% 

Oclylphenolpolyethylenglykol ether 3% 
(4-5 Mot Ethyienoxid) 

Ca-Dodecylbenzolsulfonat 3% 
Riclnusdlpolyg lykolether 

(35 Mol Ethyienoxid) 4% 

Cyclohexanon 30% 

Xylolgemisch 50% 



Aus diesem Konzentrat konnen durch Verdunnen mit Wasser . 
Emulsionen jeder gewunschten Konzentration hergestellt werden. 



F7. Staubemittel a) b) 



Wirkstoff aus den Tabellen 5% 8% 

Talkum 95% 
Kaolin - 92% 



Man erhaltanwendungsfertige Staubemittel.indem der Wirkstoff 
mit dem Trager vermischt auf einer geeigneten Muhle 
vermahlen wird. 



F8. Extruder Granulat 



Wirkstoff aus den Tabellen 10% 

N-Ligninsulfonat 2% 

Carboxymethylcellulose 1% 

Kaolin 87% 



Der Wirkstoff wird mit den Zusatzstoffen vermischt, vermahlen 
und mit Wasser angefeuchtet. Dieses Gemisch wird extrudiert 
und anschliessend im Luftstrom getrocknet 



F9. Umhuliungs-Granulat 



Wirkstoff aus den Tabellen 
Polyethylenglykol (MG 200) 
Kaolin 



(MG = Molekulargewicht) 

Der fein gemahlene Wirkstoff wird in einem Mischer auf das mit 
Polyethylenglykol angefeuchtete Kaolin gleichmassig 
aufgetragen.Aufdiese Welseerhalt man staubfreie Umhullungs- 
Granulate. 



F10. Suspensions-Konzentrat 



Wirkstoff aus den Tabellen 40% 

Ethylenglykol 10% 
Nonylphenolpolyethylenglykolether 

(15 Mol Ethyienoxid) 6% 

N-Ligninsu!fonat 10% 

Carboxymethylcellulose 1% 

37%ige wassrige Formaldehyd-Losung 0,2% 
• Silikonol in Form einer 75%igen 

wassrigen Emulsion 0,8% 

Wasser 32% 



3% 
3% 
94% 
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Der fein gemahlene Wirkstoff wird mit den Zu- 
satzstoffen innig vermischt Man erhaltso ein Sus- 
pensions-Konzentrat, aus welchem durch VerdOn- 
nen mit Wasser Suspensionen Jeder gewunschten 
Konzentration hergestellt werden kdnnen. 

Bioiogische Beispiele: 
Beispiel B1: 

Wirkung gegen Puccinia graminis auf Weizen 

a) Residual-protektive Wirkung 
Welzenpfianzen wurden 6 Tage nach der Aus- 

saat mit einer aus Spritzpulver des Wirkstoff es 
hergesteilten Spritzbruhe (0,02% Aktivsubstanz) 
bespruht. Nach 24 Stunden wurden die behandel- 
ten Pflanzen mit einer Uredosporensuspenslon 
des Pilzes inflziert. Nach einer Inkubation wah- 
rend 48 Stunden bel 95-100% relativer Luftfeuch- 
tigkeit und ca. 20 °C wurden die infizierten Pflan- 
zen in einem Gewachshaus bei ca. 22 °C aufge- 
stellt. Die Beurteilung der Rostpustelnentwicklung 
erfolgte 12 Tage nach der Infektion. 

b) Systemische Wirkung 

Zu Weizenpflanzen wurden 5 Tage nach Aus- 
saat eine aus Spritzpulver des Wirkstoffes herge- 
stellte SpritzbrOhe gegossen (0,006% Aktivsub- 
stanz bezogen auf das Bodenvolumen). Nach 48 
Stunden wurden die behandelten Pflanzen mit ei- 
ner Uredosporensuspension des Piizes infiziert. 
Nach einer Inkubation wahrend 48 Stunden bei 
95-100% relativer Luftfeuchtigkeit und ca. 20°C 
wurden die infizierten Pflanzen in einem Ge- 
wachshaus bei ca. 22°C aufgestellL Die Beurtei- 
lung der Rostpustelnentwicklung erfolgte 12 Tage 
nach der Infektion. 

Verbindungen aus der Tabelle zeigten gegen 
Puccinia-Pilze eine sehr gute Wirkung. Unbehan- 
delte aber infizierte Kontroilpflanzen zeigten ei- 
nen Puccinia-Befall von 100%. Unter anderem 
hemmten die Verbindungen 1.1 bis 1.19, 1.22, 1.32, 
1.44, 1.52, 1.54, 1.62, 1.63, 1.71, 1.75, 1.88, 1.114, 
1.143, 1.144, 1.145, 2.2, 3.1, 3.13, 3.72, 3.116 und 
3.128 den Puccinia-Befall auf 0 bis 15%. 

Beispiel B2: 

Wirkung gegen Cersopora arachidicola auf 

Erdnusspflanzen 

Residual-protektive Wirkung 

10-15 cm hohe Erdnusspflanzen wurden mit ei- 
ner aus Spritzpulver der Wirksubstanz hergesteil- 
ten SpritzbrOhe (0,006 Aktivsubstanz) bespruht 
und 48 Stunden spater mit einer Konidiensuspen- 
sion des Pilzes infiziert. Die infizierten Pflanzen 
wurden wahrend 72 Stunden bei ca. 21 °C und 
hoher Luftfeuchtigkeit inkublert und anschlies- 
send bis zum Auftreten der typischen Blattf lecken 
in einem Gewachshaus aufgestellt. 

Die Beurteilung der fungizlden Wirkung erfolgt 
12 Tage nach der Infektion basierend auf Anzahl 
und Grosse der auftretenden Flecken. 

Im Vergieich zu unbehandelten, aber infizierten 
Kontroilpflanzen (Anzahl und Grosse der Flecken 
= 100%), zeigten Erdnusspflanzen, die mit Wirk- 
stoffen aus den Tabellen behandelt wurden, einen 
stark reduzierten Cercospora-Befall. So verhln- 



derten die Verbindungen 1.1 bis 1.19, 1.22, 1.32, 
1.44, 1.52, 1.54, 1.62, 1.63, 1.71, 1.75, 1.88, 1.114, 
1.143, 1.144, 1.145, 2.2, 3.1, 3.13, 3.72, 3.116 und 
3.128 in obigen Versuchen das Auftreten von Flek- 
s ken fast vollstandig (0-10%). 

Beispiel B3: 

Wirkung gegen Erysiphae graminis auf Gerste 

a) Residual-protektive Wirkung 

10 Ca. 8 cm hohe Gerstenpfianzen wurden mit ei- 
ner aus Spritzpulver des Wirkstoffes hergesteilten 
Spritzbruhe (0,002% Aktivsubstanz) bespruht. 
Nach 3-4 Stunden wurden die behandelten Pflan- 
zen mit Konldien des Pilzes bestaubt Die infizier- 

15 ten Gerstenpfianzen wurden in einem Gewachs- 
haus bei ca. 22 °C aufgestellt und der Pilzbefall 
nach 10 Tagen beurteilt. 

b) Systemische Wirkung 

20 Zu ca. 8 cm hohen Gerstenpfianzen wurde eine 
aus Spritzpulver des Wirkstoffes hergestellte 
Spritzbruhe gegossen (0,006% Aktivsubstanz be- 
zogen auf das Erdvolumen). Es wurde dabei dar- 
auf geachtet, dass die Spritzbruhe nicht mit den 

25 oberirdischen Pflanzenteilen in Beruhrung kam. 
Nach 48 Stunden wurden die behandelten Pflan- 
zen mit Konidien des Pilzes bestaubt. Die infizier- 
ten Gerstenpfianzen wurden in einem Gewachs- 
haus bei ca. 22 °C aufgestellt und der Pilzbefall 

30 nach 10 Tagen beurteilt. 

Verbindungen der Formel I zeigten gute Wir- 
kung gegen Erysiphe-Pilze. Unbehandelte, aber 
infizierte Kontroilpflanzen zeigten einen Erysiphe- 
Befall von 100%. Unter anderen Verbindungen 

35 aus den Tabellen 1 und 2 hemmten den Pilzbefall 
bei Gerste auf weniger als 30%. 

Beispiel B4: 

Residual-protektive Wirkung gegen Venturia 

40 inaequalis auf Apfeltrieben 

Apfelstecklinge mit 10-20 cm langen Frischtrie- 
ben wurden mit einer aus Spritzpulver des Wirk- 
stoffes hergesteilten Spritzbruhe (0,006% Aktiv- 
substanz) bespruht Nach 24 Stunden wurden die 

4 6 behandelten Pflanzen mit einer Konidiensuspen- 
sion des Pilzes infiziert Die Pflanzen wurden dann 
wahrend 5 Tagen bei 90-100% relativer Luftfeuch- 
tigkeit inkubiert und wahrend 10 welteren Tagen in 
einem Gewachshaus bei 20-24 °C aufgestellt Der 

50 Schorfbefall wurde 15 Tage nach der Infektion 
beurteilt. Verbindungen aus den Tabellen 1 und 2 
hemmten den Krankheitsbefall auf weniger als 
25%. Unbehandelte aber infizierte Kontrolltriebe 
wurden dagegen 100%ig befallen. 

55 

Beispiel B5: 

Wirkung gegen Botrytis cinerea auf Bohnen 
Residual-protektive Wirkung 
Ca. 10 cm hohe Bohnen-Pflanzen wurden mit 

60 einer aus Spritzpulver des Wirkstoffes hergesteil- 
ten Spritzbruhe (0,02% Aktivsubstanz) besprflht 
Nach 48 Stunden wurden die behandelten Pflan- 
zen mit einer Konidiensuspension des Pilzes infi- 
ziert. Nach einer Inkubation der infizierten Pflan- 

os zen wahrend 3 Tagen bei 95-100% relativer Luft- 
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feuchtigkeit und 21 °C erfolgte die Beurteilung des 
Pilzbefalls. Dfe Verbindungen aus der Tabelle 
hemmten in vielen Fallen die PHzfnfektion sehr 
stark. Bei einer Konzentration von 0,02% erwie- 
sen sich z.B. die Verbindungen 1.1, 1.2, 1.4, 1.6, 
1.8, 1.11, 1.15 und 2.2 als voll wlrksam. Der Krank- 
heitsbefall lag bei 0 bis 8%. Der Botrytis-Befall 
unbehandeiter aber infizierter Bohnenpflanzen 
betrug 100%. 

Beispiel B6: 

Wirkung gegen Phytophthora infestans auf 
Tomatenpflanzen 

a) Resldual-protektive Wirkung 
Tomatenpflanzen wurden nach 3-wochiger An- 

zucht mit einer aus Sprltzpulver des Wirkstoffes 
hergestellten Spritzbruhe (0,06% Aktivsubstanz) 
bespruht. Nach 24 Stunden wurden die behandel- 
ten Pflanzen mit einer Sporangiensuspension des 
Piizes infiziert Die Beurteilung des Pilzbefalls er- 
folgte nach einer Inkubation der infizierten Pflan- 
zen wahrend 5 Tagen bei 90-100% relativer Luft- 
feuchtigkeit und 20 °C. 

b) System ische Wirkung 

Zu Tomatenpflanzen wurde nach 3-wochiger 
Anzuchteine aus Spritzpulver des Wirkstoffes her- 
gesteilte Spritzbruhe gegossen (0,06% Aktivsub- 
stanz bezogen auf das Erdvolumen). Es wurde 
dabei darauf geachtet, dass die Spritzbruhe nicht 
mit den oberirdischen Pflanzenteilen in Beruh- 
rung kam. Nach 48 Stunden wurden die behandel- 
ten Pflanzen mit einer Sporangiensuspension des 
Piizes infiziert Die Beurteilung des Pilzbefalls er- 
folgte nach einer Inkubation der infizierten Pflan- 
zen wahrend 5 Tagen bei 90-100% relativer Luft- 
feuchtigkeit und 20 °C. 

Unter anderen zeigten In obigen Versuchen die 
Verbindungen Nr. 1.1, 1.2, 1.4, 1.6, 1.8 bis 1.20, 
1.22, 1.29, 1.44, 1.63, 1,75, 1.88, 1.43 bis 1.45, 2.2, 
3.1 und 3.116 eine sehr gute systemische Wirkung. 
Gegenuber unbehandelten Kontroilpflanzen 
(100% Befall) bewirkten diese Verbindungen eine 
fast vollstandige Unterdruckung des Pilzbefalls (0 
bis 5%). 

Beispiel B7: 

Wirkung gegen Plasmapora viticola auf Reben 

a) Residual-protektive Wirkung 

Im 4-5 Blattstadium wurden Rebensamlinge mit 
einer aus Spritzpulver des Wirkstoffes hergestell- 
ten Spritzbruhe (0,06% Aktivsubstanz) bespruht. 
Nach 24 Stunden wurden die behandeiten Pflan- 
zen mit einer Sporangiensuspension des Piizes 
infiziert. Nach einer Inkubation wahrend 6 Tagen 
bei 95-100% relativer Luftfeuchtigkeit und 20 °C 
wurde der Pilzbefall beurteilt. 

b) Residuai-kurative Wirkung 

Im 4-5 Blattstadium wurden Rebensamlinge mit 
einer Sporangiensuspension des Piizes infiziert. 
Nach einer Inkubation wahrend 24 Stunden in ei- 
ner Feuchtkammer bei 95-100% relativer Luft- 
feuchtigkeit und 20 °C wurden die infizierten Pflan- 
zen getrocknet und mit einer aus Spritzpulver des 



Wirkstoffes hergestellten Spritzbruhe (0,06% Ak- 
tivsubstanz) bespruht. Nach dem Antrocknen des 
Spritzbeiages wurden die behandeiten Pflanzen 
wieder in die Feuchtkammer gebracht. Die Beur- 
5 tellung des Pilzbefalls erfolgte 6 Tage nach der 
Infektion. 

Verbindungen aus den Tabellen zeigten gegen 
Piasmopara viticola auf Regen eine sehr gute fun- 
gizide Wirkung, insbesondere die Wirkstoffe Nr. 
10 1.1, 1.4, 1.6, 1.8 und 1.11 bewirkten eine vollstandi- 
ge Unterdruckung des Pilzbefalls (0 bis 5%). 

Beispiel B8: 

Wirkung gegen Piricularia oryzae auf 

16 Reispflanzen 

Residual-protektive Wirkung 

Reispflanzen wurden nach zweiwochiger An- 
zucht mit einer aus Spritzpulver des Wirkstoffes 
hergestellten SpritzbrQhe (0,02% Aktivsubstanz) 

20 bespruht. Nach 48 Stunden wurden die behandei- 
ten Pflanzen mit einer Konidiensuspension des 
Piizes infiziert, Nach 5 Tagen Inkubation bei 
95-100% relativer Luftfeuchtigkeit und 24 °C wur- 
de der Pilzbefall beurteilt. 

25 Reispflanzen, die mit einer Spritzbruhe behan- 
delt worden sind, die als Aktivsubstanz eine der 
Verbindungen 1.1, 1.4, 1.6, 1.8 und 2.2 enthielt, 
zeigten im Vergleich zu unbehandelten Kontroil- 
pflanzen (100% Befall) weniger als 10% Pilzbefall. 

30 

Patentansprtiche fCr die Vertragsstaaten: GB, BE, 
DE, FR, IT, LU, NL, SE, CH, LI 
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1. Verbindungen der ailgemeinen Formel I 
R 3 . N0 2 




(I) 



worin 

R, und R 2 fur Wasserstoff, N0 2 Oder CF 3 stehen, 
mit der Massgabe, dass nur R 1 oder R 2 fur N0 2 
45 stehen kann; 

R 3 Halogen bedeutet; 

R 4 fur Wasserstoff oder die Gruppe -C(0)R' 
steht, wobei R' unsubstituiertes oder durch Halo- 
gen, Cr-Ca-Alkoxy oder C^-Alkylthio substitu- 

50 iertes Cf-Cj-Alkyl bedeutet; 

R 5 , R 6 und R 7 unabhangig voneinander fur 
Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, Rhodano, 
Cf-Ctf-Alkyl, C 3 -C a -Cycloalkyl, 0,-Ce-Alkylthio, 
CV-Ce-Alkylsulfonyl, Cf-CVAIkylsulfoxyl, 

55 C 3 -C r Alkenyl, C 3 -C e -HaloaIkenyl, C 3 -C 6 -Alklnyl, 
Ca-Cg-Haloalkinyl, C 3 -C 8 -Alkenyloxy, 
C 3 -C e -Haloalkenyloxy, C 3 -C fl -Alkenylthio, 
C 3 -C e -Alkinyloxy, Ca-CVHaloalkinyloxy, 
durch Halogen, Cyano, und/oder (^-C^AIkoxy 

so substituiertes Cj-Cg-Aikyl, unsubstituiertes oder 
durch Halogen substituiertes C,-C 8 -Alkoxy, des- 
sen Aikylteil gegebenenfalls durch ein oder meh- 
rere einzelne Sauerstoffatome unterbrochen ist 
oder fur die Gruppe Q-{E) n -(X) m stehen, wobei n 

65 fur 0 oder 1 steht, m fur 0 oder 1 steht, Q fur ein 
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unsubstituiertes oder durch Halogen, Nitro, C^- 
Alkyl, CF 3 und/oder Ci-Qj-Alkoxy substituiertes 
Phenyl odor einen gesattigten oder ungesattigten 
funf- oder sechsgliedrigen Heterocyclus mlt ein 
bis drei gleichen oder verschiedenen Hetero- 
atomen, wie Sauerstoff, Stickstoff oder Schwefel, 
E eine Cf-Cs AlkylenbrOcke bedeutet und X fur 
Sauerstoff oder Schwefel steht 

2. Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1, 
dadurch gekennzeichnet, dass 
fur N0 2 oder CF 3 steht; 

R 2 fur N0 2 oder CF 3 steht; mit der Massgabe, 
dass nur R 1 oder R 2 N0 2 seln kann; 

R 3 Halogen bedeutet; 

R 4 fur Wasserstoff oder die Gruppe -C(0)R' 
steht, wobel R' unsubstituiertes oder durch Halo- 
gen, Cr-Ca-Alkoxy oder C n -C 3 -Alkylthio substitu- 
iertes ^-C^Alkyl bedeutet; 

R 5 , R 6 und R 7 unabhangig voneinander fur 
Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, Rhodano, 
Cf-Ctt-AUcyl, C 3 -C B -Cycloalkyl, C^e-Alkylthio, 
C^g-Alkylsulfonyl, Cr-Ce-Alkylsulfoxyl, 
C 3 -C 6 -Alkenyl, C 3 -C 6 -Haloalkenyl, C 3 -C 6 -Alkinyl, 
C 3 -C e -Haloalkinyl, durch Halogen, Cyano 
und/oder C,-C 4 -Alkoxy substituiertes C^-Alky!, 
unsubstituiertes oder durch Halogen substituier- 
tes C^-Ca-Alkoxy, dessen Alkylteil gegebenenfalls 
durch ein oder mehrere einzelne Sauerstoffatome 
unterbrochen ist oder fur die Gruppe CH^n^X),,, 
stehen, wobei n fur 0 oder 1 steht, m fur 0 oder 1 
steht, Q fur ein unsubstituiertes oder durch Halo- 
gen, Nitro, CrCa-Alkyl, CF 3 und/oder C^-Alkoxy 
substituiertes Phenyl oder einen gesattigten oder 
ungesattigten funf- oder sechsgliedrigen Hetero- 
cyclus mit einem bis drei Heteroatomen, wie Sau- 
erstoff, Stickstoff oder Schwefel, steht, E eine 
C,-C 3 Alkylenbrucke bedeutet und X fur Sauerstoff 
oder Schwefel steht. 

3. Verbindungen der Formel I nach Anspruch 2, 
dadurch gekennzeichnet, dass R„ R 2 , R 3 und R 4 
die unter Formel I angegebenen Bedeutungen ha- 
ben und R 5 , R 6 und R 7 unabhangig voneinander fur 
Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, C^-Alkyl, 
Cyclopentyl, Cyclohexyl, C^-Ca-Alkylthlo, C^- 
Alkyisulfonyl, C^-Alkylsulfoxyl, C 3 -C 4 -Alkenyl, 
Propargyl, durch Halogen, Cyano und/oder C,-C 3 - 
Alkoxy substituiertes Cj-Cs-Alky!. C^-Alkoxy, 
dessen Alkylteil durch ein bis 2 einzelne Sauer- 
stoffatome unterbrochen ist oder fur die Gruppe 
Q-{E) n -{X) m stehen, worln n fur 0 oder 1 und m fur 
0 oder 1 steht, Q fur ein unsubstituiertes oder 
durch Halogen, Nitro, Methyl, CF 3 oder Methoxy 
substituiertes Phenyl oder eine Pyridylgruppe 
steht, E fur eine MethylenbrOcke steht und X Sau- 
erstoff oder Schwefel bedeutet. 

4. Verbindungen der Formel I nach Anspruch 3, 
dadurch gekennzeichnet, dass R 1f R 2 und R 3 die 
unter Formel I angegebenen Bedeutungen haben, 
R 4 fur Wasserstoff steht, und R 5 , R 6 und R 7 unab- 
hangig voneinander fur 

Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, Cf-C<-A1lcyL 
Cyclopentyl, Cyclohexyl, CHVAIkylthio, 
^-Gj-Alkylsulfonyl, d-Cj-Alkylsulfoxyl, 
C 3 -C 4 -Alkenyl, Propargyl, durch Halogen, Cyano 
und/oder C^-Alkoxy substituiertes C^-Alky!, 



Cr-Ce-Alkoxy, dessen Alkylteil durch ein bis 2 ein- 
.zelne Sauerstoffatome unterbrochen ist oder fur 
die Gruppe CHE) n -(X) m stehen. worin n fur 0 oder 
1 und m fur 0 Oder 1 steht, Q fur ein unsubstituier- 
5 tes oder durch Halogen, Nitro, Methyl, CF 3 oder 
Methoxy substituiertes Phenyl oder eine Pyridyl- 
gruppe steht, E fur eine MethylenbrOcke steht und 
X Sauerstoff oder Schwefel bedeutet. 

5. Verbindungen der Formel I nach Anspruch 4, 
io dadurch gekennzeichnet, dass R 1 fur N0 2 oder CF 3 

steht; mit der Massgabe, dass nur R, oder R 2 N0 2 
sein kann; r\ fur N0 2 oder CF 3 steht; R 3 Chlor 
bedeutet; R 4 fur Wasserstoff steht; R 6 Wasserstoff 
bedeutet und Rg und R 7 unabhangig voneinander 

15 fur Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, C t -C 3 -Alkyl, 
Cr-Cj-Haloalkyl, C.-Cg-Alkoxy, C^-Haloalkoxy, 
unsubstituiertes oder durch Halogen substituier- 
tes Phenoxy, OCH 2 OCH 3 , OC 2 H 4 OCH 3 , OCH 2 OC Z H 6 , 
OC 2 H 4 OC 2 H 6 , OC 2 H 4 OC 2 H 4 OC 2 H 5 oder -S-(2-Pyri- 

20 dyl) stehen. 

6. Eine Verbindung der Formel I nach Anspruch 
1, ausgewahlt aus der Reihe: 
N-(3'-Chlor-2',6'-dinitro-4'-trifluormethylphe- 

nyl)-2-amino-4,6-dichlorpyrimidin, 
25 N-tS'-Chlor^'.e'-dinitro^Mrifluormethylphe- 

nyl)-2-amino-4-chlor-6-trichlormethylpyrimidin ( 
N-O'-Chlor^'.e'-dinitro^'-trlfluormethylphe- 

nyl)-2-amlno-4,6-dimethylpyrlmidin, 
N-(3'-Chlor-2',6 , -dinitro-4'-trlfluormethylphe- 
30 nyl)-2-amino-4-trichlormethyl-6-(methoxyeth- 

oxy)pyrimidin, 
N-(3'-Chlor-2',6'-dinitro-4'-trifluormethylphe- 

nyl)-2-amino-4-methoxy-6-(2-pyr»dylthio)- 

pyrimidin, 

35 N^'-Chlor^'.e'-dinitro^'-trifluormethylphe- 
nyl)-2-amino-4-trichlormethyl-6-(ethoxyeth- 
oxyethoxy)pyrimidin und 
N-lS'-Chlor^'.S'-dinit^'-trifluormethylphe- 
nyl)-2-amino-4-methoxy-6-(4"-chlorphenoxy)- 

40 pyrimidin. 

7. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen 
der Formel I, dadurch gekennzeichnet, dass man 
eine Verbindung der Formel II 



45 




(ID 



so in Gegenwart einer Base mit einem Pyrimidin- 
Derivat der Formel III 



55 




zu einer Verbindung der Formel I' 
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umsetzt, und letztere zur Herstellung N-acylierter 
Derivate mit einem reaktionstehigen Derivat der 
Carbonsaure IV 



FUCOOH 



(IV) 



N-acyliert, wobei die Substituenten R, bis R 7 die 
unter Formel I angegebenen Bedeutungen haben 
und Z und Y fOr NH 2 oder Halogen stehen, wobei 
in dem Fall, In dem Z fur Halogen stent, Y NH 2 
bedeutet und in dem Fall in dem Z fur NH 2 steht, Y 
Halogen bedeutet. 

8. Mittel zur Bekampfung oder Verhutung eines 
Befalls durch phytopathogene Schfidllnge, da- 
durch gekennzeichnet, dass es als mindestens 
eine aktive Komponente eine Verbindung der For- 
mel I zusammen mit ublichen Zuschlagstoffen und 
Tragermaterialien enthalt 

9. Mittel gemass Anspruch 8, dadurch gekenn- 
zeichnet, dass es als mindestens eine aktive Kom- 
ponente eine Verbindung der Formel I gemass 
Anspruch 2 enthalt. 

10. Mittel zur Bekampfung von Mikroorganis- 
men gemass Anspruch 8 t dadurch gekennzeich- 
net, dass es als mindestens eine aktive Kompo- 
nente eine Verbindung der Formel I gemass ei- 
nem der Anspruche 3 bis 6 enthalt. 

11. Verfahren zur Bekampfung oder Verhiitung 
eines Befalls von Kulturpflanzen durch phytopa- 
thogene Schadlinge, dadurch gekennzeichnet, 
dass man eine Verbindung der Formel I auf die 
Pfianze oder deren Standort appliziert 

Patentanspruche fflr den Vertragsstaat AT 

1. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen 
der Formel I 



(0 



worin 

R, und R 2 fur Wasserstoff, NO a oder CF 3 stehen, 
mit der Massgabe, dass nur R, oder R 2 fur N0 2 
stehen kann; 

R 3 Halogen bedeutet; 

R 4 fur Wasserstoff Oder die Gruppe -C(0)R' 
steht, wobei R' unsubstituiertes oder durch Halo- 
gen, C t -C 3 -Alkoxy Oder Cj-Ca-Alkylthlo substitu- 
iertes C t ~C 4 -Alkyl bedeutet; 

R 5 , R 6 und R 7 unabhangig voneinander fur 
Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, Rhodano, 
Cj-C^-Alkyl, C 3 ~C 8 -Cycloalkyl, Cj-Ca-Alkylthio, 
C^-Ce-Alkyisulfonyl, C^e-Alkylsulfoxyl, 
C 3 -C 6 -Alkenyl, C 3 -C 8 -Haloalkenyl, 
C 3 -C 6 -Alkinyl, C 3 -C 6 -Haloalkinyl, 
C 3 -C 6 -Alkenylenoxy, C 3 -C 6 -Haloalkenyloxy, 
C 3 -C 6 -Alkenylthio, C 3 -C 6 -Alkinyloxy, 
C 3 -C 6 -Haloalkinyloxy f durch Halogen, Cyano 
und/oder ^-C^-Alkoxy substituiertes C^e-Alkyl, 
unsubstituiertes oder durch Halogen substituier- 
tes CpCe-Alkoxy, dessen Alkylteil gegebenenfalls 
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durch ein Oder mehrere elnzelne Sauerstoffatome 
unterbrochen ist oder fOr die Gruppe Q-(E) n -(X) m - 
stehen, wobei n fflr 0 oder 1 steht, m fur 0 oder 1 
steht, Q fur ein unsubstituiertes oder durch Halo- 
gen, Nitro, Cr-Cj-Alkyl, CF s und/oder C^-Alkoxy 
substituiertes Phenyl oder einen gesattigten oder 
ungesattigten fOnf- oder sechsgliedrigen Hetero- 
cyclus mit ein bis drei gleichen oder verschiede- 
nen Heteroatomen, wie Sauerstoff, Stlckstoff oder 
Schwefel, steht, E eine 0,-Ca AlkylenbrQcke be- 
deutet und X fur Sauerstoff oder Schwefel steht, 
dadurch gekennzeichnet, dass man eine Verbin- 
dung der Formel II 



(ID 



in Gegenwart einer Base mit einem Pyrimidin- 
Derivat der Formel 111 




(III) 



zu einer Verbindung der Formel I' 




(n 



umsetzt, und letztere zur Herstellung N-acylierter 
Derivate mit einem reaktionsfahigen Derivat der 
Carbonsaure IV 



R 4 C00H 



(IV) 



N-acyliert, wobei die Substituenten R, bis R 7 die 
unter Formel I angegebenen Bedeutungen haben 
und Z und Y fur NH 2 oder Halogen stehen, wobei 
in dem Fall, in dem Z fur Halogen steht, Y NH 2 
bedeutet und in dem Fall in dem Z fur NH 2 steht, Y 
Halogen bedeutet. 

2. Verfahren nach Anspruch 1, zur Herstellung 
von Verbindungen der Formel I, worin 

R., fur NO z oder CF 3 steht; 

R 2 fur NO z oder CF 3 steht; mit der Massgabe, 
dass nur R, oder R 2 NO z sein kann; 

R 3 Halogen bedeutet; 

R 4 fur Wasserstoff oder die Gruppe -C(0)R' 
steht, wobei R' unsubstituiertes oder durch Halo- 
gen, C n -C 3 -Alkoxy oder Ci-C 3 -Alkylthio substitu- 
iertes C^-Alkyl bedeutet; 

R 5 , R 8 und R 7 unabhangig voneinander fur 
Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, Rhodano, 
Cf-CVAIkyI, C 3 -C 8 -CycloalkyI, C^-Alkylthio, 
C t -C 6 -Alkylsulfonyl, Cj-Ce-Alkylsulfoxyl, 
C 3 -C 6 -Alkenyl, Cj-C 6 -Haloalkenyl, 
C 3 -C 6 -Alkinyl, C 3 -C 6 -Haloalkinyl, 
C 3 -C fl -Alkenyloxy, C 3 -C 6 -Haloalkenyloxy, 
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C 3 -C 6 -Alkenylthio, C 3 -C fl -Alkinyloxy, 
C 3 -C 6 -Haloalkinyloxy, durch Halogen, Cyano, 
und/oder C^-Alkoxy substituiertes Cj-Cj-Alkyl, 
unsubstituiertes oder durch Halogen substituier- 
tes CfCVAlkoxy, dessen Alkylteil gegebenenfalls 
durch eln oder mehrere einzelne Sauerstoffatome 
unterbrochen 1st oder fur die Qruppe Q-(E)rr( x )m 
stehen, wobei n fur 0 oder 1 stent, m fur 0 oder 1 
stent, Q fur ein unsubstituiertes oder durch Halo- 
gen, Nitro, C t -C 3 -Alkyl, CF 3 und/oder C^-Cg-Alkoxy 
substituiertes Phenyl oder einen gesattigten oder 
ungesattigten funf- oder sechsgiiedrigen Hetero- 
cyclus mit einem bis drei Heteroatomen, wie Sau- 
erstoff, Stickstoff oder Schwefel, steht, E eine 
Cr-C 3 Alkylenbrtlcke bedeutet und X fiir Sauerstoff 
oder Schwefel steht. 

3. Verfahren nach Anspruch 2, zur Hersteltung 
von Verbindungen worin R 1t R* R 3 und R 4 die unter 
Formel I angegebenen Bedeutungen haben und 
R 5 , R 6 und R 7 unabhangig voneinander fur 
Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, Cf-Ce-Aikyl, 
Cyclopentyl, Cyciohexyl, C,-C 3 -Alkylthio, 
C^-Alkylsulfonyl, Cr-Cg-Alkylsulfoxyl, 
C 3 -C 4 -A!kenyl, Propargyl, durch Halogen, Cyano 
und/oder C,-C 3 -Alkoxy substituiertes C^Cj-Alkyl, 
C t -C 6 -Alkoxy, dessen Alkylteil durch ein bis 2 ein- 
zelne Sauerstoffatome unterbrochen ist oder fur 
die Gruppe (MEJn-tXL stehen, worin n fiir 0 oder 
1 und m ftir 0 oder 1 steht, Q fur ein unsubstituier- 
tes oder durch Halogen, Nitro, Methyl, CF 3 oder 
Methoxy substituiertes Phenyl oder eine Pyridyl- 
gruppe steht, E fur eine MethylenbrQcke steht und 
X Sauerstoff oder Schwefel bedeutet. 

4. Verfahren nach Anspruch 3, zur Herstellung 
von Verbindungen der Formel I, worin R„ R 2 und 
R 3 die unter Formel I angegebenen Bedeutungen 
haben, R 4 fGr Wasserstoff steht, und R 5 , Rg und R 7 
unabhangig voneinander fur 

Wasserstoff, Halogen, Nitro, Cyano, C^-Alkyl, 
Cyclopentyl, Cyciohexyl, C n -C 3 -Alkylthio, 
Cr-Cg-Alkylsulfonyl, C^a-Alkylsulfoxyl, 
C 3 -C 4 -Alkenyl, Propargyl durch Halogen, Cyano 
und/oder ^-Ca-Alkoxy substituiertes Cf-Cg-Alkyl, 
d-Cg-Alkoxy, dessen Alkylteil durch eln bis 2 ein- 
zelne Sauerstoffatome unterbrochen ist oder fur 
die Gruppe Q-(E) n -(X) m stehen, worin n fOr 0 Oder 
1 und m fur 0 oder 1 steht, Q fiir ein unsubstituier- 
tes oder durch Halogen, Nitro, Methyl, CF 3 oder 
Methoxy substituiertes Phenyl oder eine Pyridyl- 
gruppe steht, E fur eine MethylenbrQcke steht und 
X Sauerstoff oder Schwefel bedeutet 

5. Verfahren nach Anspruch 4, zur Herstellung 
von Verbindungen der Formel I, worin Rj fiir N0 2 
oder CF 3 steht; mit der Massgabe, dass nur R 1 
oder R 2 N0 2 sein kann; R 2 fiir N0 2 oder CF 3 steht; 
Ra Chlor bedeutet; R 4 fur Wasserstoff steht; R« 
Wasserstoff bedeutet und R s und R 7 unabhangig 
voneinander fur Wasserstoff, Fluor, Chlor, Brom, 
CrCa-Alkyl, C^-Haloalkyl, C^-Alkoxy, C^- 
Haloaikoxy, unsubstituiertes oder durch Halogen 
substituiertes Phenoxy, OCH 2 OCH 3 , OC 2 H 4 OCH 3 , 
OCH 2 OC 2 H 5 , OC 2 H 4 OC 2 H 5l OC 2 H 4 OC 2 H 4 OC 2 H 5 oder 
-&-{2-Pyridyl) stehen. 



6. Verfahren nach Anspruch 1, zur Herstellung 
elner Verbindung der Formel I, ausgewahlt aus 
der Reihe* 

N^'-Chlor^'.e'-dinitro^'-trifiuormethylphe- 
5 nyl)-2-amino-4,6-dichlorpyrimidin, 

N^'-Chlor-^^'-dinitro^'-trifluormethylphe- 

nyl)-2-amino-4-chlor-6-trichlormethylpyrimidin, 
N-(3'-Chlor-2',6'-dinitro-4'-trifluormethylphe- 
nyl)-2-amino-4,6-dimethylpyrimidin, 
10 N-(3'-Chlor-2',6'-dinitro-4'-trifluormethylphe- 
nyl)~2-amino-4~trichlormethyl-6-(methoxy- 
ethoxy)pyrim!din, 
N-lS'-Chlor-^^'-dinitro^'-trifluormethylphe- 
nyl)-2-amino-4-methoxy-6-(2-pyridylthio)- 
75 pyrimidin, 

N-O'-Chlor-^.e'-dinitro^Mrifluormethylphe- 
nyl)-2-amino-4-trichlormethyl-6-(ethoxyeth- 
oxyethoxy) pyrimidin und 
N-lS'-Chlor-^^'-dinitrcHt'-trifluormethylphe- 
20 nyl)-2-amino-4-methoxy-6-(4''-chiorphenoxy)- 
pyrimidin. 

7. Mittel zur Bekampfung oder Verhutung eines 
Befalls durch Schadlinge, dadurch gekennzeich- 
net, dass es als mlndestens eine aktive Kompo- 

25 nente eine Verbindung der Formel I zusammen 
mit Ciblichen Zuschlagstoffen und Tragermate- 
rialien enthalt 

8. Mittel gemass Anspruch 7, dadurch gekenn- 
zeichnet, dass es als mindestens eine aktive Kom- 

30 ponente eine Verbindung der Formel I gemass An- 
spruch 2 enthalt 

9. Mittel zur Bekampfung von Mikroorganismen 
gemass Anspruch 7, dadurch gekennzeichnet, 
dass es als mindestens eine aktive Komponente 
eine Verbindung der Formel l gemass einem der 
Anspruche 3 bis 5 enthalt. 

10. Mittel nach Anspruch 7, dadurch gekenn- 
zeichnet, dass es 0,1 bis 99% eines Wirkstoffs der 

AO Formel 1, 99,9 bis 1% eines festen oder flussigen 
Zusatzstoffes und 0 bis 25% eines Tensides ent- 
halt 

11. Mittel nach Anspruch 7, dadurch gekenn- 
45 zeichnet, dass es 0,1 bis 95% eines Wirkstoffs der 

Formel I, 99,8 bis 5% eines festen Oder flussigen 
Zusatzstoffes und 0,1 bis 25% eines Tensids ent- 
halt 

12. Verfahren zur Herstellung eines wie in An- 
50 spruch 7 beanspruchten agrochemischen Mittels, 

dadurch gekennzeichnet, dass man mindestens 
eine gemass Anspruch 1 definierte Verbindung 
der Formel I mit geeigneten festen oder flussigen 
Zusatzstoffen und Tensiden innig vermischt 

55 

13. Verfahren zur Bekampfung oder Verhutung 
eines Befalls von Kulturpfianzen durch phytopa- 
thogene Schadlinge, dadurch gekennzeichnet, 
dass man eine Verbindung der Formel I auf die 

eo Pflanze oder deren Standort appliziert 

Claims for the Contracting States GB, BE, DE, FR, 
IT, LU, NL, SE, CH, U 

es 1, Compounds of the general formula I 
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wherein 

R, and R 2 are hydrogen, N0 2 or CF 3 , with the 
proviso that only R A or R 2 can be N0 2 , 
R 3 is haiogen, 

R 4 is hydrogen or the-C(0)R' group, in which R' 
is C^-C^lkyl which is unsubstituted or substituted 
by halogen, C^alkoxy or Ct-C 3 alkylthio, 

R 5r R 6 and R 7 are each independently 
hydrogen, halogen, nitro, cyano, thiocyano, 
^-C^alky!, C 3 -C 8 cycloalkyl, C^Cealkylthio, 
(^-Cgalkylsulfonyl, Ct-Cealkylsulfoxyl, 
C 3 -C 6 alkenyl, C 3 -C fl haloalkenyl, C 3 -C 6 alkynyl, 
C 3 -C 6 haloalkynyl t C 3 -C 6 alkenyloxy, 
C 3 -C 6 haloalkenyloxy, C 3 -C e alkenylthio, 
C 3 -C 6 alkynyloxy, C 3 -C 6 haloalkynyloxy, Cj-Caalkyl 
which is substituted by halogen, cyano and/or 
C 1 -C 4 alkoxy, unsubstituted Cr-Cgalkoxy or halo- 
gen-substituted C^-Cgalkoxy, the alky I moiety of 
which may be interrupted by one or more single 
oxygen atoms; or are the Q-(E)n-(X)frr group, in 
which n is 0 or 1, m is 0 or 1, Q is phenyl which is 
unsubstituted or substituted by haiogen, nitro, 
Cr-Caalkyl, CF 3 and/or (^-C-jalkoxy, or is a sat- 
urated or unsaturated 5- or 6-membered heterocy- 
clic radical containing one to three identical or 
different hetero atoms, such as oxygen, nitrogen 
or sulfur, E is a C t -C 3 alkylene bridge, and X is 
oxygen or sulfur. 

2. Compounds of the formula I according to 
claim 1, wherein 

R t is N0 2 or CF 3 , 

R 2 is N0 2 or CF 3 , with the proviso that only R, or 
R 2 can be N0 2 , 
R 3 is halogen, 

R 4 is hydrogen or the-C(0)R' group, In which R' 
is C 1 -C 4 alkyl which is unsubstituted or substituted 
by halogen, C^Cgalkoxy or Cf-^alkylthio, 

R 5 , and R 7 are each independently 
hydrogen, halogen, nitro, cyano, thiocyano, 
0,-Ciaalkyl, C 3 -C 8 cycloalkyl, ^-Caalkylthio, 
C^alkylsulfonyl, C^alkylsulfoxyl, 
C 3 -C 6 alkenyl, C3-C 6 haloalkenyl, C 3 -C 6 alkynyi, 
C 3 ~-C 6 haloalkynyl, Chalky! 
which is substituted by halogen, cyano and/or 
C 1 -C 4 alkoxy, unsubstituted C^-Csalkoxy or halo- 
gen-substituted C^ealkoxy, the alky I moiety of 
which may be interrupted by one or more single 
oxygen atoms; or are the CHE) n -( x )nr group, in 
which n is 0 or 1, m Is 0 or 1, Q is phenyl which is 
unsubstituted or substituted by halogen, nitro, 
Cf-Caalkyl, CF 3 and/or C 1 -C 3 alkoxy, or is a 
saturated or unsaturated 5- or 6-membered 
heterocyclic radical containing one to three hetero 
atoms, such as oxygen, nitrogen or sulfur, E is a 
Cr-Cgalkylene bridge, and X is oxygen or sulfur. 

3. Compounds of the formula I according to 
claim 2, wherein R 1? R 2 , R 3 and R 4 are as defined 
for formula I and R 5 , R 6 and R 7 are each indepen- 
dently 



hydrogen, halogen, nitro, cyano, Chalky!, 
cyclopentyl, cyclohexyl, Cv-Cgalkylthio, 
C^-Cgalkylsuifonyl, C^aalkylsulfoxyl, 
C3-C 4 alkenyl, propargyl, C^-Cgalkyl 
which is substituted by halogen, cyano and/or 
Cr-CgSlkoxy, or are Cj-Cgalkoxy, the alky! moiety 
of which is interrupted by 1 or 2 single oxygen 
atoms, or are the Q-(E) n -(X)m~ 9 roup, in which n is 
0 or 1, m is 0 or 1, Q is phenyl which is unsub- 
stituted or substituted by halogen, nitro, methyl, 
CF 3 or methoxy, or is a pyridyl group, E is a methy- 
lene bridge, and X is oxygen or sulfur. 

4. Compounds of the formula I according to 
claim 3, wherein R t1 R 2 and R 3 are as defined for 
formula I, R 4 is hydrogen and Rg, R 6 and R 7 are 
each independently 

hydrogen, halogen, nitro, cyano, C^C^Ucy!, 
cyclopentyl, cyclohexyl, C^alkylthio, 
Cr-Caalkylsulfonyl, C^alkylsulfoxyl, 
C 3 -C 4 alkenyl, propargyl, C,-C 3 alkyl, 
which is substituted by halogen, cyano and/or 
Cr-Cgalkoxy, C r C 6 alkoxy, the alkyl moiety of 
which is interrupted by 1 or 2 single oxygen atoms, 
or are the Q-(E) n -{X) ra - group, in which n is 0 or 1, 
m is 0 or 1, Q is phenyl which is unsubstituted or 
substituted by halogen, nitro, methyl, CF 3 or me- 
thoxy, or is a pyridyl group, E is a methylene 
bridge, and X is oxygen or sulfur. 

5. Compounds of the formula I according to 
claim 4, wherein R, is N0 2 or CF 3 , with the proviso 
that only R, or R 2 can be N0 2 , R 2 is N0 2 or CF 3 , R 3 
is chlorine, R 4 is hydrogen, R 6 is hydrogen and R 5 
and R 7 are each independently 
hydrogen, fluorine, chlorine, bromine, 
Cr-Cgalkyl, C^haloalkyl, C^-Cgalkoxy, 
CrC 3 haloalkoxy, unsubstituted or halogen- 
substituted phenoxy, OCH 2 OCH 3 , OC 2 H 4 OCH 3l 
OCH 2 OC 2 H 6 , C^H^OCaHg, OC 2 H 4 OC 2 H 4 OC 2 H 5 or 
-S-(2-pyridyl). 

6. A compound of the formula I according to 
claim 1, selected from the group consisting of: 
N-CS'-chloro-Z.e'-dinltro^'-trlfluoromethyl- 

phenyl)-2-amino-4,6-dichloropyrimidine, 
N-CS'-chloro-^.e'-dinitro-^'-trifluoromethyl- 
phenyl)-2-amino-4-chloro-6-trichloromethyl- 
pyrimidine, - 
N-(3'-chloro-2\6'-dinitro-4Mrifluoromethyl- 
phenyl)-2-amino-4,6-dimethylpyrimidine, 
N-ta'-chloro^^'-dinitro-^-trifluoromethyl- 
phenyl)-2-amino-4-trichloromethyl-6-(methoxy- 
ethoxyjpyrimidine, 
N-(3'-chloro-2 / ,6'-dinitro-4'-trifluoromethyl- 
phenyl)-2-amino-4-methoxy-6-(2-pyridylthio)- 
pyrimidine, 
N-tS'-chioro^'^'-dinitro^'-trifluoromethyl- 
phenyl)-2-amino-4-trichloromethyi-6-(ethoxy- 
ethoxyethoxy)pyrimidine, and 
N-O'-chloro-^.e'-dinitro^'-trifluoromethyl- 
phenyl)-2-amino-4-methoxy-6-(4"-chlorophen- 
oxy)pyrimidine. 

7. A process for the preparation of compounds 
of the formula I, which comprises reacting a com- 
es pound of the formula II 
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(ID 



with a pyrimidine derivative of the formula 111 




(in) 



in the presence of a base, to give a compound of 
the formula V 




and, to obtain N-acylated derivatives, N-acylating 
the compound of the formula I' with a reactive 
derivative of the carboxylic acid IV 



R 4 COOH 



(IV) 




R 3 is halogen, 

R* is hydrogen or the -C(0)R' group, in which R' 
is C^alkyl which is unsubstituted or substituted 
by halogen, CrC 3 alkoxy or C^alkylthio, 

s Rs, Re and R 7 are each independently 

hydrogen, halogen, nitro, cyano, thiocyano, 
C^-C^alky!, C 3 -C 8 cycloalkyl, C^alkylthio, 
Chalky Isulfonyl , Ci-C 6 aiky Isu If oxy I , 
C 3 -C 8 alkenyl t C 3 -C e haloalkenyl. GrCealkynyl, 

70 C 3 -C 6 haloalkynyl, Ca-Cgalkenyleneoxy, 
C 3 -C 6 haioalkenyloxy, GrC 6 alkenylthio, 
Cg-Cgalkynyloxy, C 3 -C 6 haloalkynyloxy, 
C^alkyl 

which is substituted by halogen, cyano and/or 
15 C^aikoxy, unsubstituted C^alkoxy or halo- 
gen-substituted Cj-Cealkoxy, the alkyl moiety of 
which may be interrupted by one or more single 
oxygen atoms; or are the Q-(E) n -(X)m- flroup, in 
which n is 0 or 1, m is 0 or 1, Q is phenyl which is 
20 unsubstituted or substituted by halogen, nitro, 
CrC 3 alkyl, CF 3 and/or C^alkoxy, or is a 
saturated or unsaturated 5- or 6-membered 
heterocyclic radical containing one to three identi- 
cal or different hetero atoms, such as oxygen, 
25 nitrogen or sulfur, E is a C^alkylene bridge, and 
X is oxygen or sulfur, 

which comprises reacting a compound of the 
formula II 



in which formulae the substituents R 1 to R 7 are as 
defined for formula I and Z and Y are NH 2 or 
halogen, with the proviso that, if Z is halogen, Y is 
NH 2 and, if Z is NH 2> Y is halogen. 

8. A composition for controlling or preventing 
attack by phytopathogenic pests, which contains, 
as at least one active component, a compound of 
the formula 1, together with conventional ad- 
juvants and carriers. 

9. A composition according to claim 8, which 
contains, as at least one active component, a com- 
pound of the formula I according to claim 2. 

10. A composition for controlling microorgan- 
isms according to claim 8, which contains, as at 
least one active component, a compound of the 
formula I according to any one of claims 3 to 6. 

11. A method of controlling or preventing at- 
tacks on cultivated plants by phytopathogenic 
pests, which comprises applying to said plants or 
to the locus thereof a compound of the formula I. 

Claims lor the Contracting State AT 

1 . A process for the preparation of compounds 
of the formula I 



(I) 



wherein 

R, and R 2 are hydrogen, NO z or CF 3 , with the 
proviso that only R t or R 2 can be N0 2 , 



30 



40 



45 



50 



55 



60 




(H) 



35 with a pyrimidine derivative of the formula 111 




(III) 



in the presence of a base, to give a compound of 
the formula I' 




d') 

and, to obtain N-acylated derivatives, N-acylating 
the compound of the formula I' with a reactive 
derivative of the carboxylic acid IV 



R<COOH 



(IV) 



in which formulae the substituents R 1 to R 7 are as 
defined for formula I and Z and Y are NH 2 or 
halogen, with the proviso that, if Z is halogen, Y is 
NH 2 and, if Z is NH 2 , Y is halogen. 

2. A process according to claim 1 for the 
preparation of compounds of the formula I where- 
in 
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R 1 is N0 2 or CF 3l 

R 2 is N0 2 or CF 3 , with the proviso that only R, or 
R 2 can be N0 2 , 
R 3 Is halogen, 

R< is hydrogen or the -C(0)R' group, in which R' 
is C 1 -C 4 alkyi which is unsubstituted or substituted 
by halogen, C^alkoxy or Chalky Ithio, 

R 5 , R 6 and R 7 are each independently 
hydrogen, halogen, nitro, cyano, thiocyano, 
Cj-C^alkyl, C^-CaCycloalkyl, 
CrCealkylthio, Cy-Cealkylsulfonyl, 
C^ealkylsulfoxyl, C 3 -C 6 alkenyl, 
C 3 -C 6 haloalkenyl, C 3 -C fl alkynyl, 
C 3 -€ 6 haloalkynyl, Ca-Cealkenyloxy, 
Oj-Cehaloalkenyloxy, C 3 -C 6 alkenylthio, 
C 3 -C 8 alkynyloxy, C 3 -C 6 haloalkynyloxy, 
d-Csalkyl 

which is substituted by halogen, cyano and/or 
d-C^alkoxy, unsubstituted C^alkoxy or hal- 
ogen-substituted C,-C B alkoxy, the alkyl moiety of 
which may be interrupted by one or more single 
oxygen atoms; or are the (HEJiHXJm- group, In 
which n is 0 or 1, m is 0 or 1, Q is phenyl which is 
unsubstituted or substituted by halogen, nitro, 
C^Caalkyl, CF 3 and/or C^-Cjalkoxy, or is a 
saturated or unsaturated 5- or 6-membered 
heterocyclic radical containing one to three hetero 
atoms, such as oxygen, nitrogen or sulfur, E is a 
C^-Cjalkylene bridge, and X is oxygen or sulfur. 

3. A process according to claim 2 for the 
preparation of compounds wherein R 1f R 2 , R 3 and 
R 4 are as defined for formula I and R 5 , and R 7 
are each independently 

hydrogen, halogen, nitro, cyano, Cf-Cealkyl, 
cyclopentyi, cyclohexyl, C r C 3 alkylthio, 
C^-Caalkylsulfonyl, C^-Cjalkylsulfoxyl, 
C 3 -C 4 alkenyl, propargyl, C^-Cgalkyl 
which is substituted by halogen, cyano and/or 
C^-Cgalkoxy, or are C^-Cealkoxy, the alkyl moiety 
of which is interrupted by 1 or 2 single oxygen 
atoms, or are the Q-(E) n -(X) m -U group, in which n 
is 0 or 1, m is 0 or 1, Q is phenyl which is unsub- 
stituted or substituted by halogen, nitro, methyl, 
CF 3 or methoxy, or is a pyridyl group, E is a meth- 
ylene bridge, and X is oxygen or sulfur. 

4. A process according to claim 3 for the 
preparation of compounds of the formula I where- 
in R„ R 2 and R 3 are as defined for formula I, R 4 is 
hydrogen and R 5 , R 8 and R 7 are each indepen- 
dently 

hydrogen, halogen, nitro, cyano, C^gaikyl, 
cyclopentyi, cyclohexyl, C^alkylthio, 
Ci-Cjalky Isulf ony I , Chalky Isulfoxy I , 
C 3 -C 4 alkenyl, propargyl, C^-Caalkyl 
which is substituted by halogen, cyano and/or 
C^-Gjalkoxy, C^alkoxy, the alkyl moiety of 
which is interrupted by 1 or 2 single oxygen atoms, 
or are the Q-(E) n -(X) m - group, in which n is 0 or 1, 
m is 0 or 1, Q is phenyl which is unsubstituted or 
substituted by halogen, nitro, methyl, CF 3 or me- 
thoxy, or is a pyridyl group, E is a methylene 
bridge, and X is oxygen or sulfur. 

5. A process according to claim 4" for the 
preparation of compounds of the formula I where- 
in R, is N0 2 or CF 3 , with the proviso that only R, or 



R 2 can be N0 2 , R 2 is N0 2 or CF 3 , R 3 is chlorine, R< 
is hydrogen, is hydrogen and R 5 and R 7 are 
each independently hydrogen, fluorine, chlorine, 
bromine, Chalky!, C^haloalkyl, C^-Cgalkoxy, 
5 C^-Cahaloalkoxy, unsubstituted or halogen- 
substituted phenoxy, OCH 2 OCH 3 , OC^OCHg, 
OCHaOCA, OC 2 H 4 OC 2 H 6 , OC^H.OC^OCaHg or 
-S-(2-pyridyl). 

6. A process according to claim 1 for the 
10 preparation of a compound of the formula I select- 
ed from the group consisting of: 
N-fS'-chlo^'.e'-dinitro^'-trifluoromethyl- 

phenyl)-2-amino-4,6-dichloropyrimidine, 
N-(3 , -chloro-2',6'-dinltro-4'-trifluoromethyl- 
75 phenyl)-2-amino-4-chloro-6-trichloromethyl- 

pyrimidine, 
N-^-chlor^'.e'-dinitro^'-trifluoromethyl- 

phenyl)-2-amino-4,6-dimethyIpyrimidine, 
N-(3'-chloro-2 , ,6'-dinitro-4'-trifluoromethyl- 
20 phenyl)-2-amino-4-trichloromethyl-6-(meth- 

oxyethoxy)pyrimidine, 
N-fS'-chloro-^.B'-dinitro^'-trifluoromethyl- 

phenyl)-2-amino-4-methoxy-6-(2-pyridylthio)- 

pyrimidine, 

25 N-(3'-chloro-2 / ,6'-<llnitro-4'-trifluoromethyl- 

phenyl)-2-amino-4-trichloromethy)-6-(ethoxy- 
ethoxyethoxy)pyrimidine, and 
N-(3'-chloro-^6'-dinitro-4Mrifluoromethyl- 
phenyl)-2-amino-4-methoxy-6-(4''-chlorophen- 

30 oxy)pyrimidine. 

7. A composition for controlling or preventing 
attack by pests, which contains, as at least one 
active component, a compound of the formula I, 
together with conventional adjuvants and carriers. 

35 8. A composition according to claim 7, which 
contains, as at least one active component, a com- 
pound of the formula I according to claim 2. 

9. A composition for controlling microorganisms 
according to claim 7, which contains, as at least 

40 one active component, a compound of the formula 
I according to any one of claims 3 to 5. 

10. A composition according to claim 7, which 
contains 0.1 to 99% of a compound of the formula 
1, 99.9 to 1% of a solid or liquid adjuvant, and 0 to 

45 25% of a surfactant. 

11. A composition according to claim 7, which 
contains 0.1 to 95% of a compound of the formula 
I, 99.8 to 5% of a solid or liquid adjuvant, and 0.1 
to 25% of a surfactant. 

50 

12. A process for the preparation of an agro- 
chemical composition as claimed in claim 7, which 
comprises Intimately mixing at least one com- 
pound of the formula I as defined in claim 1 with 

55 suitable solid or liquid adjuvants and surfactants. 

13. A method of controlling or preventing at- 
tacks on cultivated plants by phytopathogenic 
pests, which comprises applying to said plants or 
to the locus thereof a compound of the formula I. 

60 

Revendlcations pour les Etats contractants: GB, 
BE, DE, FR, IT, LU, NL, SE, CH, LI 

65 1. Composes de formule generate I 
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dans laquelte 

R 1 et R 2 representent I'hydrogene, un groupe 
N0 2 ou CF 3t sous reserve qu'un seul de ces sym- 
boles ou R 2 peut representor N0 2 ; 

R 3 represente un halogene; 

represente I'hydrogene ou le groupe -C{0)R' 
dans lequel R' represente un groupe alkyle en 
d-C4 non substitue ou substitue pas des haloge- 
nes, des groupes alcoxy en C1-C3 ou alkylthio en 
C1-C3; 

R 5t R 6 et R 7 representent chacun, independam- 
ment les uns des autres, I'hydrogene, un ha- 
logene, un groupe nitro, cyano, sulfocyano, alkyle 
en C1-C12, cycloalkyle en C3-C8, alkylthio en 
C1-C8, alkylsulfonyle en C1-C6, alkylsulfoxyle en 
C1-C6, alcenyle en C3-C6, halogenoalcenyle en 
C3-C6, alcynyle en C3-C6, halogenoalcynyle en 
C3-C6, alc6nyloxy en C3-C6, halogenoalcenyloxy 
en C3-C6, alcenylthio en C3-C6, alcynyloxy en 
C3-C6, halogenoalcynyloxy en C3-C6, un groupe 
alkyle en C1-C8 substitue par des halogenes, des 
groupes cyano et/ou alcoxy en C1-C4, un groupe 
alcoxy en C1-C8 non substitue ou substitue par 
des halogenes et dont la partie alkyle est even- 
tuellement interrompue par un ou plusieurs ato- 
mes d'oxygene isoles, ou le groupe Q-(E) n -(X) m 
dans lequel n est egal a 0 ou 1, m est egal a 0 ou 
1 , Q represente un groupe phenyle non substitue 
ou substitue pas des halogenes, des groupes ni- 
tro, alkyle en C1-C3, CF 3 et/ou alcoxy en C1-C3, 
ou un heterocycle sature ou insature a 5 ou 6 
chamons contenant 1 a 3 heteroatomes identiques 
ou differents tels que I'oxygene, I'azote ou le sou- 
fre, E repr6sente un pont alkylene en C1-C3 et X 
represente I'oxygene ou le soufre. 

2. Composes de tormule I selon la revendication 
1, caracterises en ce que 
R, represente N0 2 ou CF 3 ; 
R 2 represente N0 2 ou CF 3 ; sous reserve qu'un 
seul des symboles R, et R 2 peut representer N0 2 ; 
R 3 represente un halogene; 
R 4 represente I'hydrogene ou le groupe -C(0)R' 
dans lequel R' represente un groupe alkyle en 
C1-C4 non substitue ou substitue pas des haloge- 
nes, des groupes alcoxy en C1-C3 ou alkylthio en 
C1-C3; 

Rs, R 6 et R 7 representent chacun, independam- 
ment les uns des autres, I'hydrogene, un ha- 
logene, un groupe nitro, cyano, sulfocyano, alkyle 
en C1-C12, cycloalkyle en C3-C8, alkylthio en 
C1-C8, alkylsulfonyle en C1-C6, alkylsulfoxyle en 
C1-C6, alcenyle en C3-C6, halogenoalcenyle en 
C&-C6, alcynyle en C3-C6, halogenoalcynyle en 
C3-C6, alkyle en C1-C8 substitue pas des haloge- 
nes, des groupes cyano et/ou alcoxy en C1-C4, 
alcoxy en C1-C8 non substitue ou substitue pas 
des halogenes et dont la partie alkyle est even- 
tuellement interrompue par un ou plusieurs ato- 
mes d'oxygene isoles, ou le groupe Q-(E)n-(X)m 



dans lequel n est egal a 0 ou 1, m est egal a 0 ou 
1, Q represente un groupe phenyle non substitue 
ou substitue pas des halogenes, des groupes ni- 
tro, alkyle en C1-C3, CF 3 et/ou alcoxy en C1-C3. 
5 ou un heterocycle sature ou insature a 5 ou 6 
chaTnons contenant 1 a 3 heteroatomes tels que 
I'oxygene, I'azote ou le soufre, E represente un 
pont alkylene en C1-C3 et X represente I'oxygene 
ou le soufre. 

10 3. Composes de formule I selon la revendication 
2 t caracterises en ce que R 1t R 21 R 3 et R 4 ont les 
significations indiquees en reference a la formule 
I et R 5 , Re et R 7 representent chacun, independam- 
ment les uns des autres, I'hydrogene, un ha- 

15 logene, un groupe nitro, cyano, alkyle en C1-C6, 
cyclopentyle, cyclohexyle, alkylthio en C1-C3, al- 
kylsulfonyle en C1-C3, alkylsulfoxyle en C1-C3, 
alcenyle en C3-C4, propargyle, alkyle en C1-C3 
substitue par des halogenes, des groupes cyano 

20 et/ou alcoxy en C1-C3, alcoxy en C1-C6 dont la 
partie alkyle est interrompue par 1 a 2 atomes 
d'oxygene isoles, ou le groupe Q-(E) n -(X) m dans 
lequel n est egal a 0 ou 1, m est egal a 0 ou 1, Q 
represente un groupe phenyle non substitue ou 

25 substitue pas des halogenes, des groupes nitro, 
methyle, CF 3 ou methoxy, ou un groupe pyridyle, 
E represente un pont methylene et X represente 
I'oxygene ou le soufre. 

4. Composes de formule I selon la revendication 
30 3, caracterises en ce que R v R 2 et R 3 ont les 

significations indiquees en reference a la formule 
I, R 4 represente I'hydrogene et R fi , R 6 et R 7 repre- 
sentent chacun, independamment les uns des au- 
tres, I'hydrogene, un halogene, un groupe nitro, 

35 cyano, alkyle en C1-C6, cyclopentyle, cyclo- 
hexyle, alkylthio en C1-C3, alkylsulfonyle en 
C1-C3, alkylsulfoxyle en C1-C3, alcenyle en 
C3-C4, propargyle, alkyle en C1-C3 substitue par 
des halogenes, des groupes cyano et/ou alcoxy en 

40 C1-C3, alcoxy en C1-C6 dont la partie alkyle est 
interrompue par 1 a 2 atomes d'oxygene isoles. ou 
le groupe Q-(E) n -(X) m dans lequel n est egal a 0 ou 
1 et m est egal a 0 ou 1, Q represente un groupe 
phenyle non substitue ou substitue pas des ha- 

45 logenes, des groupes nitro, methyle, CF 3 ou 
methoxy ou un groupe pyridyle, E represente un 
pont methylene et X I'oxygene ou le soufre. 

5. Composes de formule I selon la revendication 
4, caracterises en ce que R t represente N0 2 ou 

so CF 3 ; sous reserve qu'un seul des symboles R 1 et 
R 2 peut representer N0 2 ; R 2 represente N0 2 ou 
CF 3 ; R 3 represente le chlore; R« represente I'hy- 
drogene; Re represente I'hydrogene et R 5 et R 7 
representent chacun, independamment I'un de 

55 I'autre, I'hydrogene, le fluor, le chlore, le brome, 
un groupe alkyle en C1-C3, halogenoalkyle en 
C1-C3, alcoxy en C1-C3, halogenoalcoxy en 
C1-C3, phenoxy non substitue ou substitue par 
des halogenes, OCH 2 OCH 3 , OC 2 H 4 OCH 3 , 

60 OCH 2 OC 2 H 5 , OC 2 H 4 OC 2 H 5 , OC 2 H 4 OC 2 H 4 OC 2 H 5 , ou 
-S~(2-pyridyle). 

6. Un compose de formule I selon la revendica- 
tion 1, choisi dans le groupe suivant: 
N-(3'-chloro-2' t 6 / -dinitro-4'-trifluoromethyl- 

phenyl)-2-amlno-4,6-dichloropyrimidine, 
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N-tS'-chloro-a'.e'-dinitro^'-trifliiorom^thyl- 

ph6nyl)-2-amino-4-chloro-6-trichloromethyl- 

pyrimidine, 
N-ta'-chloro-^^'-dlnitrcM'-trifluororndthyl- 

phenyl)-2-amino-4,6-dimethy!pyrimldlne, 5 
N-CS'-chloro-Z.e'-dinltro^'-trlfluoromdthyl- 

phenyl)-2-amino-44richloromemy!-6-(methoxy- 

6thoxy)-pyrimidine, 
N-(3'-chloro-2\6'-dinitro-4Mrifluoromethyl- 

phenyl)-2-amino^m6thoxy-6-(2-pyrldylthio)- to 

pyrimidine, 
N-^'-chlor^'.e'-dinitro^'-trlfluoromdthyl- 

phenyl )-2-am i no-4-trich loromethyl-6-(ethoxy- 

ethoxyethoxy)-pyrimidine, et 
N-(3'-chloro^6'-dinitro-4Mrifluoromethyl- is 

phenyl)-2-amino-4-methoxy-6-(4''-chloro- 

phenoxy)-pyrimidine. 

7. Precede de preparation des composes de 
formule I, caracterise en ce que Ton fait reagir un 
compose de formule II 20 
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en presence d'une base, avec un derive de la 
pyrimidine repondant a la formule ill 




R 5 

35 

ce qui donne un compose de formule I' 
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qu'on soumet, pour la preparation des derives 
N-acyles, a N-acylation a I'aide d'un derive reactif 45 
de Tacide carboxylique IV 

R 4 COOH (IV) 

les symboles R 1 a R 7 ayant les significations indi- so 
quees en reference a la formule I et Z et Y repre- 
sented NH 2 ou un halogene, sous reserve que, 
lorsque Z represente un halogene, Y represente 
NH 2 , et lorsque Z represente NH 2 , Y represente un 
halogene. 55 

8. Produit pour combattre ou prdvenir une atta- 
que par des parasites phytopathogenes, caracte- 
rise en ce qu'il contient au moins un composant 

actif consistant en un compose de formule I, avec 6Q 
des additifs et vehicules usuels. 

9. Produit selon la revendication 8, caracterise 
en ce qu'il contient au moins un composant actif 
consistant en un compose de formule I selon la 
revendication 2. 65 



10. Produit pour combattre les microorganis- 
mes selon la revendication 8, caracterise en ce 
qu'il contient au moins un composant actif consis- 
tant en un compose de formule I selon Tune des 
revendications 3 a 6. 

11. Precede pour combattre ou prevenir une 
attaque de vegetaux cultives par des parasites 
phytopathogenes, caracterise en ce que I'on ap- 
plique un compose de formule I sur ia plante ou 
son habitat. 

Revendications pour I'Etat contractant: AT 

1. Procede de preparation des composes de 
formule I 




dans laquelle 

R, et R 2 representent I'hydrogene, un groupe 
N0 2 ou CF 3 , sous reserve qu'un seul des symboles 
R, ou R 2 peut representer N0 2 ; 

R 3 represente un halogene; 

R 4 represente I'hydrogene ou le groupe 
-C-(0)R' dans lequel R' represente un groupe 
alkyle.en C1-C4 non substitue ou substitu6 par 
des halogenes, des groupes alcoxy en C1-C3 ou 
alkylthio en C1-C3; 

R s , R 6 et R 7 representent chacun, independam- 
ment les uns des autres, I'hydrogene, un ha- 
logene, un groupe nitro, cyano, sulfocyano, alkyle 
en C1-C12, cycloalkyle en C3-C8, alkylthio en 
C1-C8, alkylsulfonyle en C1-C6, alkylsulfoxyle en 
C1-C6, alcenyle en C3-C6, halogenoalcenyle en 
C3-C6, alcynyle en C3-C6, haiogenoalcynyle en 
C3-C6, alcenylene-oxy en C3-C6, halogenoalce- 
nyloxy en C3-C6, alcenylthio en C3-C6, alcy- 
nyloxy en C3-C6, halogenoalcynyloxy en C3-C6, 
un groupe alkyle en C1-C8 substitue par des ha- 
logenes, des groupes cyano et/ou alcoxy en 
C1-C4, un groupe alcoxy en C1-C8 non substitue 
ou substitue par des halogenes et dont ia partie 
alkyle est eventuellement interrompue par un ou 
plusieurs atomes d'oxygene isoles, ou le groupe 
Q-(E) n -(X) m - dans lequel n est egal a 0 ou 1 , m est 
egal a 0 ou 1 , Q represente un groupe phenyle non 
substitue ou substitue par des halogenes, des 
groupes nitro, alkyle en C1-C3, CF 3 et/ou alcoxy 
en C1-C3 ou un heterocycle sature ou insature a 
5 ou 6 chatnons contenant 1 a 3 hfeteroatomes 
identiquesou diff6rentstels que I'oxygene, Tazote 
ou le soufre, E represente un pont aikylene en 
C1-C3 et X represente I'oxygene ou le soufre, 
caracterise 

en ce que I'on fait reagir un compose de formule II 
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en presence d'une base, avec un derive de la 
pyrimidine repondant a la formule 111 




ce qui donne un compose de formule I' 




5 (H 



qu'on soumet, pour preparation des derives N- 
acyles, a N-acylation a I'aide d'un derive reactif de 
I'acide carboxyiique IV 



R 4 COOH 



(IV) 



les symboles R, a R 7 ayant les significations indi- 
quees en reference a la formule I et Z et Y repre- 
sentant NH 2 ou un haiogene, sous reserve que 
lorsque Z represente un haiogene, Y represente 
NH 2 et lorsque Z represente NH 2 , Y represente un 
haiogene. 

2. Proced6 selon la revendication 1, pour la 
preparation des composes de formule I dans la- 
quelle 

R t represente N0 2 ou CF 3 ; 

R 2 represente N0 2 ou CF 3 ; sous reserve qu'un 
seul des symboles R 1 et R 2 peut representer N0 2 ; 

R 3 represente un haiogene; 

R 4 represente I'hydrogene ou le groupe -C(0)R' 
dans lequel R' represente un groupe alkyle en 
C1-C4 non substitue ou substitue par des haloge- 
nes, des groupes alcoxy en C1-C3 ou alkylthio en 
C1-C3; 

R 5 , R 6 et R 7 representent chacun, independam- 
ment les uns des autres, I'hydrogene, un ha- 
iogene, un groupe nitro, cyano, sulfocyano, alkyle 
en C1-C12, cycloaikyle en C3-C8, alkylthio en 
C1-C8, alkylsulfonyle en C1-C6, alkylsulfoxyle en 
C1-C6, alcenyle en C3-C6, halogenoalcenyie en 
C3-C6, alcynyie en C3-C6, halogenoalcynyle en 
C3-C6, alcenyloxy en C3-C6, halogenoalcenyloxy 
en C3-C6, alcenylthio en C3-C6, alcynyloxy en 
C3-C6, halogenoalcynyloxy en C3-C6, un groupe 
alkyle en C1-C8 substitue par des halogenes, des 
groupes cyano et/ou alcoxy en C1-C4, un groupe 
alcoxy en C1-C8 non substitue ou substitue pas 
des halogenes et dont la parti e alkyle est even- 
tuellement interrompue par un ou plusieurs ato- 
mes d'oxygene isoles, ou le groupe CHE) n -(X) m 
dans lequel n est egal a 0 ou 1 , m est egal a 0 ou 
1, Q represente un groupe phenyle non substitue 
ou substitue par des halogenes, des groupes ni- 
tro, alkyle en C1-C3, CF 3 et/ou alcoxy en C1-C3, 
ou un heterocycle sature ou Insature a 5 ou 6 
chaTnons contenant 1 a 3 heteroatomes tels que 
I'oxygene, I* azote ou le soufre, E represente un 



pont alkylene en C1-C3 et X represente I'oxygene 
ou le soufre. 

3. Procede selon la revendication 2, pour la 
preparation de composes dans lesquels R tl R 2 , R 3 

e et R 4 ont les significations indiquees en reference 
a la formule I et R 5 , Rg et R 7 representent chacun, 
independamment les uns des autres, I'hydrogene, 
un haiogene, un groupe nitro, cyano, alkyle en 
C1-C6, cyclopentyle, cyclohexyle, alkylthio en 

70 C1-C3, alkylsulfonyle en C1-C3, alkylsulfoxyle en 
C1-C3, alcenyle en C3-C4, propargyle, alkyle en 
C1-C3 substitue par des halogenes, des groupes 
cyano et/ou alcoxy en C1-C3, un groupe alcoxy en 
C1-C6 dont la partie alkyle est interrompue par 1 

15 a 2 atomes d'oxygene isoles, ou le groupe 
CHEIHXL dans lequel n est egal a 0 ou 1 et m est 
egal a 0 ou 1 , Q represente un groupe phenyle non 
substitue ou substitue par des halogenes, des 
groupes nitro, methyle, CF 3 ou methoxy, ou un 

20 groupe pyridyle, E represente un pont methylene 
et X Toxygene ou le soufre. 

4. Procede selon la revendication 3, pour la 
preparation des composes de formule I dans ia- 
quelle R 1t R 2 et R 3 ont les significations indiquees 

25 en reference a la formule I, R 4 represente I'hy- 
drogene et R 6 , R e et R 7 representent chacun, inde- 
pendamment les uns des autres, I'hydrogene, un 
haiogene, un groupe nitro, cyano, alkyle en 
C1-C6, cyclopentyle, cyclohexyle, alkylthio en 

30 C1-C3, alkylsulfonyle en C1-C3, alkylsulfoxyle en 
C1-C3, alcenyle en C3-04, propargyle, alkyle en 
C1-C3, substitue par des halogenes, des groupes 
cyano et/ou alcoxy en C1-C3, un groupe alcoxy en 
C1-C6 dont la partie alkyle est interrompue par 1 

35 a 2 atomes d'oxygene isoles, ou le groupe 
Q-(E) n -(X) m dans lequel n est egal a 0 ou 1 et m est 
egal a 0 ou 1, Q represente un groupe phenyle non 
substitue ou substitue par des halogenes, des 
groupes nitro, methyle, CF 3 ou methoxy, ou un 

40 groupe pyridyle, E represente un pont methylene 
et X I'oxygene ou le soufre. 

5. Procede selon la revendication 4, pour la 
preparation de composes de formule I dans la- 
quelle R, represente N0 2 ou CF 3 ; sous reserve 

45 qu'un seul des symboles Rt et R 2 peut representer 
N0 2 ; R 2 represente N0 2 ou CF 3 ; R 3 represente le 
chlore; R 4 represente I'hydrogene; Rg represente 
I'hydrogene et R fi et R 7 representent chacun, inde- 
pendamment Tun de Tautre, I'hydrogene, le fluor, 

50 le chlore, le brome, un groupe alkyle en C1-C3, 
halogenoalkyle en C1-C3, alcoxy en C1-C3, ha- 
logenoalcoxy en C1-C3, phenoxy non substitue ou 
substitue par des halogenes, un groupe 
OCH 2 OCH 3 , OC 2 H 4 OCH 3 , OCHjOC^, OC 2 H 4 OC 2 H 5 , 

55 OC 2 H 4 OC 2 H 4 OC 2 H 5 ou -S-(2-pyridyle). 

6. Procede selon la revendication 1, pour la 
preparation d'un compose de formule I choisi 
dans le groupe suivant: 
N-lS'-chloro^'.e'-dinitro^'-trifluoromethyl- 

eo phenyl)-2-amino-4,6-dichloropyrimidine, 
N-tS'-chloro-^.e'-dinitro^'-trifluoromethyl- 
phenyl)-2-amino-4-chloro-6-trichloromethyl- 
pyrimidine, 
N-lS'-chloro-^.e'-dinitro^'-trifluoromethyl- 
55 phenyl)-2-amino-4,6-dimethylpyrimidine, 
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contient au mofns un composant actff consistant 
en un compose de formule I selon Tune des reven- 
dications 3 6 5. 

10. Produit selon ta revendication 7, caracterise 
5 en ce qu'il contient de 0,1 a 99% d'une substance 

active de formule I, de 99,9 a 1 % d'un addltif soiide 
ou liquide et de 0 a 25% d'un agent tensioactif. 

11. Produit selon la revendication 7, caracterise 
en ce qu'il contient de 0,1 a 95% d'une substance 

10 active de formule I, de 99,8 a 5% d'un additif soiide 
ou liquide et de 0,1 a 25% d'un agent tensioactif. 

12. Procede de preparation d'un produit agro- 
chimique tel que revendique dans la revendica- 

15 tion 7, caracteris6 en ce que Ton melange intime- 
ment au moins un compose de formule I selon la 
revendication 1 avec des additifs soiides ou liqui- 
des appropries et des agents tensioactifs. 

13. Procede pour combattre ou prevenir une 
20 attaque de vegetaux cultives par des parasites 

phytopathogenes, caracterise en ce que Ton ap- 
plique un compose de formule I sur la plante ou 
son habitat. 

25 
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N-(3'-chloro-2',6'-dlnitro-4-trifluoromethyl- 

phenyl)-2-amlno-4-trich!orom6thyl-6-(methoxy- 

ethoxyj-pyrimidine, 
N-CS'-chloro-^.e'-dinitro^'-trifluoromethyl- 

pheny l)-2-am i no-4-methoxy-&-<2-py ridy ith io)- 

pyrimidine, 
N^'-chloro^'.e'-dinitro^'-trifluoromethyl- 

phenyl)-2-amino-4-trichloromethyl-6-(ethoxy- 

ethoxyethoxy)-pyrimidine, et 
N^S'-chlor^'.e'-dinltro^'-trlfluoromethyl- 

phenyl)-2-amino-4-methoxy-6-(4"-chloro- 

ph6noxy)-pyrimidine. 

7. Produit pour combattre ou prevenir une atta- 
que par des parasites, caracterise en ce qu'il 
contient au moins un composant actif consistant 
en un compose de formule I avec des additifs et 
vehlcules usuels. 

8. Produit selon la revendication 7, caracterise 
en ce qu'il contient au moins un composant actif 
consistant en un compose de formule I selon la 
revendication 2. 

9. Produit pour combattre les microorganlsmes 
selon la revendication 7, caracterise en ce qu'il 
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